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Patentanspruche 

1, 2-Substituierte Triazolopyrimidine der Formel I 

R 

N N' X 

in die Substituenten folgende Bedeutung haben: 

L unabhangig voneinander Halogen, Cyano, Nitro, Ci-Cs-Al- 

kyl, C 2 -Cio-Alkenyl, C 2 -Ci 0 -Alkinyl, Ci-C 6 -Halogenalkyl, 
C 2 -Ci 0 -Halogenalkenyl, Ci-C 6 -Alkoxy , C 2 -C 10 -Alkenyloxy , 
C 2 -Cio-Alkinyloxy, Ci-C 6 -Halogenalkoxy , -C(=0)-A Oder 
S(=0) n A'; 

A Wasserstoff, Hydroxy, Ci-C 8 -Alkyl, C 2 -C 8 -Alkenyl, 

Ci-Cs-Alkoxy, Ci-C 6 -Halogenalkoxy, Ci-C 8 -Alkylamino 
oder Di-(Ci-C 8 -Alkyl) amino; 



25 



30 




35 



40 



A' Wasserstoff, Ci-C 8 -Alkyl oder Ci-C 6 -Halogenalkyl^ 
n 0, 1 oder 2; 
m 0 oder 1, 2, 3, 4 oder 5; 

X Halogen, Cyano, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, 

Ci-C 4 -Alkoxy oder Ci-C 2 -Halogenalkoxy; 

R 1 , R 2 unabhangig voneinander Wasserstoff, Ci-C 8 -Alkyl, 

d-C 8 -Halogenalkyl, C 3 -C 6 -Cycloalkyl, C 3 -C 6 -Halogency- 
cloalkyl, C 2 -C 8 -Alkenyl, C 4 -Cio-Alkadienyl, 
C 2 -C 8 -Halogenalkenyl, C 3 -C6-Cycloalkenyl, C 2 -C 8 -Alkinyl, 
C 2 -C 8 -Halogenalkinyl oder C 3 -C 6 -Cycloalkinyl, Phenyl, 
Naphttiyl, oder ein fiinf- bis zehngliedriger gesattig- 
ter, partiell ungesattigter oder aromatischer Heterocy- 
clus, enthaltend ein bis vier Heteroatome aus der 
Gruppe 0, N oder S, 

R 1 und R 2 konnen auch zusammen mit dem Stickstof f atom, 
an das sie gebunden sind, einen flinf- oder sechs- 
gliedrigen Ring bilden, der durch ein Atom aus der 
Gruppe O, N und S unterbrochen sein und/oder einen oder 



45 
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mehrere Substituenten aus der Gruppe Halogen , Ci-Ce-Al- 
kyl* Ci-C 6 -Halogenalkyl und Oxy-Ci-C 3 -alkylenoxy tragen 
kann Oder in dem ein N- und ein benachbartes C-Atom 
durch eine Ci-C 4 -Alkylenkette verbunden sein konnen; 

wobei R 1 und/oder R 2 durch eine bis vier gleiche oder 
verschiedene Gruppen R a substituiert sein kann: 

R a Halogen, Cyano, Nitro, Hydroxy, Ci-C6-Alkyl, 

Ci-C 6 -Halogenalkyl , Ci-C6-Alkylcarbonyl , C 3 -C6-Cy- 
cloalkyl, Ci-Ce-Alkoxy , Ci-C 6 -Halogenalkoxy, 
C i -C e -Alkoxy c arbony 1 , C i -C 6 -Alky 1 thio , C i -C 6 - Alky 1 - 
amino, Di-Ci-C6-alkylamino, Ca-Ce-Alkenyl, C 2 -Ce-Al- 
kenyloxy, C 3 -C6-Alkinyloxy, C 3 -C6-Cycloalkyl , Phe- 
nyl, Naphthyl, funf- bis zehngliedriger gesattig- 
ter, partiell ungesattigter oder aromatischer He- 
terocyclus, enthaltend ein bis vier Heteroatome 
aus der Gruppe O, N oder S, 



10 



15 



20 wobei diese aliphatischen, alicyclischen oder aro- 

matischen Gruppen ihrerseits partiell oder voll-. 
standig halogeniert sein oder eine bis drei Grup- 
pen R b tragen konnen: 




25 R b Halogen, Cyano, Nitro, Hydroxy, Mercapto, 

Amino, Carboxyl, Aminocarbonyl, Aminothiocar- 
bonyl, Alkyl, Haloalkyl, Alkenyl, Alkenyloxy, 
Alkinyloxy, Alkoxy, Halogenalkoxy, Alkylthio, 
Alkylamino, Dialkylamino, Formyl, Alkylcarbo- 

30 nyl, Alkylsulfonyl, Alkylsulfoxyl, Alkoxycar- 

bonyl, Alkylcarbonyloxy, Alkylaminocarbonyl, 
Dialkylaminocarbony 1 , Alky laminothiocarbony 1 , 
Dialkylaminothiocarbonyl, wobei die Alkyl- 
gruppen in diesen Res-ten 1 bis 6 Kohlenstof f- 

35 atome enthalten und die genannten Alkenyl- 

oder Alkinylgruppen in diesen Resten 2 bis 
8 Kohlenstof f atome enthalten; 



und/oder einen bis drei der folgenden Reste: 

40 

Cycloalkyl, Cycloalkoxy, Heterocyclyl, Hetero- 
cyclyloxy, wobei die cyclischen Systeme 3 bis 
10 Ringglieder enthalten; Aryl, Aryloxy, Aryl- 
thio, Aryl-Cx-Ce-alkoxy, Aryl-Ci-C 6 -alkyl, 
45 Hetaryl, Hetaryloxy, Hetarylthio, wobei die 

Arylreste vorzugsweise 6 bis 10 Ringglieder, 
die Hetarylreste 5 oder 6 Ringglieder enthal- 
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ten, wobei die cyclischen Systeme partiell 
oder vollstandig halogeniert oder durch Alkyl- 
oder Haloalkylgruppen substituiert sein kon- 
nen ; und 

5 

R 3 Cyano, Hydroxy, Ci-C 8 -Alkoxy, C 3 -C 8 -Alkenyloxy, 

Ci-C 8 -Halogenalkoxy, C3-C 8 -Halogenalkenyloxy oder NR^-R 2 • 

2, Verbindungen der Formel I gemaB Anspruch 1, in der X Halogen 
10 bedeutet. 

3. Verbindungen der Formel I gemaB Anspruch 1 oder 2, in der R 1 
und R 2 folgende Bedeutung haben: 

15 R 1 Ci-Cs-Alkyl, Cx-Cs-Halogenalkyl, C 3 -C6-Cycloalkyl, 

C 3 -C 6 -Halogencycloalkyl, C 2 -C 8 -Alkenyl, C 2 -C 8 -Halogen- 
alkenyl, C 2 -C 8 -Alkinyl; und 

R 2 Wasserstoff oder Ci-C 4 -Alkyl; oder 
20 

R 1 und R 2 konnen auch zusammen mit dem Stickstof f atom, an 
das sie gebunden sind, einen funf- oder sechsgliedrigen 
gesattigten oder ungesattigten Ring bilden, der einen 
oder zwei Substituenten aus der Gruppe Halogen, Ci-Ce-Al- 
25 kyl und Ci-Cs-Halogenalkyl tragen kann; 



30 




35 



Verbindungen der Formel I gemaB einem der Anspriiche 1 bis 3, 
in der die durch L n substituierte Phenylgruppe fiir die Gruppe 
A 




steht, worin # die Verkniipfungsstelle mit dem Triazolopyrimi- 
din-Geriist ist und 



L 1 Fluor, Chlor, CH 3 oder CF3; 
40 L 2 ,L 4 unabhangig voneinander Wasserstoff oder Fluor; 

L 3 Wasserstoff, Fluor, Chlor, Cyano, CH 3 , SCH 3 , OCH 3 , 

SO2CH3 oder COOCH3 und 
L 5 Wasserstoff, Fluor oder CH 3 bedeuten. 

45 
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10 



35 



40 



4 

5, Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Formel I gemaB 
Anspruch 1 durch Umsetzung von Sulfonen der Formel II , 



H C-SO ( I 

N N X 




mit verbindungen der Formel III, 

R3-M III 



in der M fiir ein Ammonium-, Tetraalkylammonium-, Alkali- Oder 
Erdalkalimetallkation steht und R 3 die flir Formel I gegebene 
15 Bedeu-tung hat, unter basischen Bedingungen, 

6. Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Formel I gemaB 
Anspruch 1, in der X fiir Cyano, Alkoxy oder Halogenalkoxy 
steht , durch Umsetzung von Verbindungen der Formel IVa 

20 

t II 4-l 

m IVa 



25 




mit Verbindungen M-X' 

M-X' 



30 wobei M in Formel V fur ein Ammonium-, Tetraalkylammonium- 

oder Alkali- oder Erdalkalimetall steht zu Verbindungen der 
Formel IVb und Oxidation von IVb zu Sulfonen der Formel II 
gemaB Anspruch 5, in denen X fur X' steht und Umsetzung der 
Sulf one mit Verbindungen der Formel III gemaB Anspruch 5 . 



Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Formel I gemaB 
Anspruch 1, in der X fur Ci-C 4 -Alkyl oder C 1 -C 4 -Halogenalkyl 
steht, durch Umsetzung von Triazolen der Formel VI 



N -NH 



VI 

N "^NH 

2 



mit Dicarbonylverbindungen der Formel VII, 
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VII 



in der R und X 1 fur Ci-C 4 -Alkyl oder Ci-C 4 -Halogenalkyl stehen 
zu Hydroxytriazolopyrimidinen der Formel VIII, 



10 




VIII 



Halogenierung von VIII zu Verbindungen der Formel IX 




IX 



20 in der Y fur Halogen, insbesondere Chlor oder Brom steht, Urn- 

setzung von JX mit Aminen der Formel VI, 



25 




in der R 1 und R 2 die in Anspruch 1 gegebene Bedeutung haben, 
zu Verbindungen der Formel IVc, 

R \ ^R 2 

-1 1 J~ L 

30 J»-K^V^ ° 

H C-S-f I I 

Oxidation von IVc zu Sulfonen der Formel II gemaJ3 Anspruch 5, 
in der X fur X 1 steht und Umsetzung der Sulfone mit Verbin- 
35 dungen der Formel III gemaJ3 Anspruch 5*. 

8, Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Formel I gemaLB 
Anspruch 1, in der X fur Ci-C 4 -Alkyl steht, durch Umsetzung 
von Verbindungen IVa gemaJ3 Anspruch 6 und Malonaten der For- 
40 mel XI, 



X" 



' XI 
OR OR 

45 in der X" Wasserstoff oder Ci-C 3 -Alkyl und R Ci-C 4 -Alkyl be- 

deuten, zu Verbindungen der Formel XII 
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H C-S— <( J 



XII 



RO OR 

und Verseifung des Esters XII und Decarboxylierung zu Verbin- 
dungen der Formel IVc gemaB Anspruch 7, in der X fiir C1-C4-AI- 
kyl steht, Oxidation von IVc zu Sulfonen der Formel II gemaB 
10 Anspruch 5, in der X fiir Ci-C^Alkyl steht und Umsetzung der 

Sulfone mit Verbindungen der Formel III gemaB Anspruch 5. 

9. Zur Bekampfung von Schadpilzen geeignetes Mittel, enthaltend 
einen festen oder flussigen Tragerstoff und eine Verbindung 
I 15 der Formel I gemaB Anspruch 1. 

10- Verfahren zur Bekampfung von pf lanzenpathogenen Schadpilzen, 
dadurch gekennzeichnet f daB man die Pilze oder die vor Pilz- 
befall zu schutzenden Mater ialien, Pflanzen, den Boden oder 
20 Saatguter mit einer wirksamen Menge einer Verbindung der For- 

mel I gemaB Anspruch 1 behandelt. 



25 




35 



40 



45 
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2-Substituierte Triazolopyrimidine , Verfahren zu ihrer Herstel- 
lung und ihre Verwendung zur Bekampfung von Schadpilzen sowie sie 
enthaltende Mitt el 

5 

Beschreibung 

Die vorliegende Erfindung betrifft 2-substituierte Triazolopyri- 
midine der Formel I, 

10 



R 

15 





in die Substituenten folgende Bedeutung haben: 

L unabhangig voneinander Halogen, Cyano, Nitro, Ci-C 6 -Alkyl, 

C 2 -Ci 0 -Alkenyl, C 2 -Ci 0 -Alkinyl, Ci-C 6 -Halogenalkyl, 
20 c 2 -Cio-Halogenalkenyl, Ci-C 6 -Alkoxy , C 2 -Ci 0 -Alkenyloxy, 

C 2 -Ci 0 -Alkinyloxy, Ci-C 6 -Halogenalkoxy, -C(=0)-A oder 
S(=0) n A'; 

A Wasserstoff, Hydroxy, Ci-C 8 -Alkyl, C 2 -C 8 -Alkenyl, 
25 Ci-Cs-Alkoxy, Ci-C 6 -Halogenalkoxy , C x -C 8 - Alky 1 amino oder 

Di- ( Ci-C 8 -Alky 1 ) amino ; 

A' Wasserstoff, Ci-C 8 -Alkyl oder Ci-C 6 -Halogenalkyl; 

30 n 0, 1 oder 2; 

m 0 oder 1, 2, 3, 4 oder 5; 

X Halogen, Cyano, Ci-C 4 -Alkyl, Ci-C 4 -Halogenalkyl, Ci-C 4 -Alk- 

35 oxy oder Ci-C 2 -Halogenalkoxy ; 

R X ,R 2 unabhangig voneinander Wasserstoff, Ci-C 8 -Alkyl, 

d-C 8 -Halogenalkyl, C 3 -C 6 -Cycloalkyl, C 3 -C 6 -Halogencycloal- 
kyl, C 2 -C 8 -Alkenyl, C 4 -C 10 -Alkadienyl, C 2 -C 8 -Halogenalkenyl , 
40 C 3 -C 6 -Cycloalkenyl, C 2 -C 8 -Alkinyl, C 2 -C 8 -Halogenalkinyl oder 

C 3 -c 6 -Cycloalkinyl, Phenyl, Naphthyl, oder ein fiinf- bis 
zehngliedriger gesattigter, partiell ungesattigter oder 
aromatischer Heterocyclus, enthaltend ein bis vier Heteroa- 
tome aus der Gruppe 0, N oder S, 

45 
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R 1 und R 2 konnen auch zusammen mit dem Stickstof f atom, an 
das sie gebunden sind, einen fiinf- oder sechsgliedrigen 
Ring bilden, der durch ein Atom aus der Gruppe O, N und S 
unterbrochen sein und/oder einen oder mehrere Substituenten 
aus der Gruppe Halogen, Cx-Cg-Alkyl, Ci-C 6 -Halogenalkyl und 
0xy-Ci-C3-alkylenoxy tragen kann oder in dem ein N- und ein 
benachbartes C-Atom durch eine Ci-C 4 -Alkylenkette verbunden 
sein konnen; 

wobei R 1 und/oder R 2 durch eine bis vier gleiche oder ver- 
schiedene Gruppen R a substituiert sein kann: 

R a Halogen, Cyano, Nitro, Hydroxy, Ci-C 6 -Alkyl, Ci-C6-Ha- 
logenalkyl , Ci-Ce-Alkylcarbonyl , Ca-Cg-Cycloalkyl , 
Ci-C6-Alkoxy , Ci-Cg-Halogenalkoxy , Ci-Cg-Alkoxycarbonyl, 
Ci-C6~Alkylthio, Ci-Cg-Alkylamino, Di-Ci-Ce-alkylamino, 
C2-Ce-Alkenyl, C2-C6-Alkenyloxy, C3-c 6 -Alkinyloxy , 
C3-Cs-Cycloalkyl, Phenyl, Naphthyl, fiinf- bis zehnglie- 
driger gesattigter, partiell ungesattigter oder aroma- 
tischer Heterocyclus, enthaltend ein bis vier Heteroa- 
tome aus der Gruppe O, N oder S, 

wobei diese aliphatischen, alicyclischen oder aromati- 
schen Gruppen ihrerseits partiell oder vollstandig ha- 
logeniert sein oder eine bis drei Gruppen R b tragen 
konnen : 

R b Halogen, Cyano, Nitro, Hydroxy, Merc apt o, Amino, 



Carboxyl, Aminocarbonyl, Aminothiocarbonyl, Alkyl, 
Haloalkyl, Alkenyl, Alkenyloxy, Alkinyloxy, Alk- 
oxy, Halogenalkoxy , Alkylthio, Alkylamino, Dialky- 
lamino, Formyl, Alkylcarbonyl , Alkylsulf onyl, Al- 
kylsulf oxyl , Alkoxycarbonyl , Alky lcarbonyloxy , 
Alkylaminocarbonyl , Dialkylaminocarbonyl , Alkyla- 
minothiocarbonyl , Dialkylaminothiocarbonyl , wobei 
die Alkylgruppen in diesen Resten 1 bis 6 Kohlen- 
stoffatome enthalten und die genannten Alkenyl- 
oder Alkinylgruppen in diesen Resten 2 bis 
8 Kohlenstof f atome enthalten; 

und/oder einen bis drei der folgenden Reste: 

Cycloalkyl, Cycloalkoxy, Heterocyclyl, Hetero- 
cyclyloxy, wobei die cyclischen Systeme 3 bis 10 
Ringglieder enthalten; Aryl, Aryloxy, Arylthio, 
Aryl-Ci-C 6 -alkoxy, Aryl-Ci-C 6 -alkyl, Hetaryl, 
Hetaryloxy, Hetarylthio, wobei die Arylreste vor- 
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zugsweise 6 bis 10 Ringglieder, die Hetarylreste 5 
oder 6 Ringglieder enthalten, wobei die cyclischen 
Systeme partiell oder vollstandig halogeniert oder 
durch Alkyl- oder Haloalkylgruppen substituiert 
5 sein konnen; und 

R 3 Cyano, Hydroxy, Ci-C 8 -Alkoxy , C3-C8-Alkenyloxy, Ci-C 8 -Halo- 
genalkoxy, C3-C 8 -Halogenalkenyloxy oder NR X R 2 . 

10 AuBerdem betrifft die Erfindung Verfahren und Zwischenprodukte 
zur Herstellung dieser Verbindungen, sie enthaltende Mittel sowie 
ihre Verwendung zur Bekampfung von pf lanzenpathogenen Schadpil- 
zen. 

k 15 Aus EP-A 71 792 und EP-A 550 113 sind 6-Phenyl-7-amino-triazolo- 

•pyrimidine allgemein bekannt. In 2-Stellung substituierte Triazo- 
lopyrimidine sind aus EP-A 71 792, EP-A 141 317, WO 02/88126 und 
WO 02/88127 bekannt. Die in den genannten Schriften beschriebenen 
Verbindungen sind zur Bekampfung von Schadpilzen geeignet. 

20 

Ihre Wirkung ist jedoch in vielen Fallen nicht zuf riedenstellend. 
Davon ausgehend, liegt der vorliegenden Erfindung die Aufgabe zu- 
grunde, Verbindungen mit verbesserter Wirkung und/oder verbrei- 
tertem Wirkungsspektrum bereitzustellen. 

25 

DemgemaLB wurden die eingangs definierten Verbindungen gefunden. 
Desweiteren wurden Verfahren und Zwischenprodukte zu ihrer Her- 
stellung, sie enthaltende Mittel sowie Verfahren zur Bekampfung 
von pf lanzenpathogenen Schadpilzen unter Verwendung der 
30 Verbindungen I gefunden. 

•Die Verbindungen der Formel I unterscheiden sich von den aus den 
oben genannten Schriften durch den Substituenten in der 2 -Posi- 
tion. 

35 

Die Verbindungen der Formel I weisen eine gegeniiber den bekannten 
Verbindungen erhohte Wirksamkeit gegen pf lanzenpathogene Schad- 
pilze auf. 

40 Die erf indungsgemaBen Verbindungen konnen auf verschiedenen Wegen 
erhalten werden. Vorteilhaft werden sie durch Umsetzung von Sul- 
fonen der Formel II unter basischen Bedingungen mit Verbindungen 
der Formel III erhalten. Verbindungen III stellen je nach Ausge- 
staltung der Gruppe R 3 Cyanide, Hydroxide, Alkoholate oder Amine 

45 dar. Das Kation M in Formel III hat geringe Bedeutung; aus prak- 
tischen Griinden sind iiblicherweise Ammonium-, Tetraalkylammonium- 
oder Alkali- oder Erdalkalimetallsalze bevorzugt. 
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Diese Umsetzung erfolgt ublicherweise bei Temperaturen von -20°C 
bis 120°C, vorzugsweise 0°C bis 25°C, in einem inerten organischen 
Losungsmittel in Gegenwart einer Base [vgl. Heteroat. Chem. S-313 
10 (2000)]. 



Geeignete Losungsmittel sind aliphatische oder aromatische Koh- 
lenwasserstof fe wie Benzol, Toluol, o-, m- und p-Xylol, haloge- 
nierte Kohlenwasserstof f e f Ether wie Diethylether , Diisopropyle- 
15 ther, tert .-Butylmethylether, Dioxan, Anisol und Tetrahydrof uran, 

•Nitrile, Ketone, Alkohole sowie Dimethylsulf oxid, Dimethylf orma- 
mid und Dimethylacetamid, besonders bevorzugt Dimethylsulf oxid, 
Dioxan und Benzol. Es konnen auch Gemische der genannten Losungs- 
mittel verwendet werden. 

20 

Als Basen kommen allgemein anorganische Verbindungen wie Alkali- 
metall- und Erdalkalimetallhydride wie Lithiumhydrid, Natriumhy- 
drid, Kaliumhydrid und Calziumhydrid, auBerdem qrganische Basen, 
z.B. tertiare Amine sowie bicyclische Amine in Betracht. Beson- 
25 ders bevorzugt wird Natriumhydrid. Die Basen werden im allgemei- • 
nen in katalytischen Mengen eingesetzt, sie konnen aber auch 
aquimolar, im UberschuB Oder gegebenenf alls als Losungsmittel 
verwendet werden. 

30 Die Edukte werden im allgemeinen in aguimolaren Mengen miteinan- 




der umgesetzt. Es kann fur die Ausbeute vorteilhaft sein, III in 
einem UberschuB bezogen auf II einzusetzen. 



Die Sulfone der Formel II, in der X Halogen bedeutet, sind an 
35 sich aus WO 02/88127 bekannt. 

Sulfone der Formel II werden durch Oxidation der entsprechenden 
Thiomethylverbindungen IV erhalten. In Formel IV haben die Varia- 
blen die Bedeutung wie in Formel I. Ihre Herstellung erfolg-t un- 
40 ter den aus WO 02/88127 bekannten Bedingungen. 
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Thiomethylverbindungen der Formel IV, in der X Halogen bedeutet, 
sind an sich aus WO 02/88127 bekannt. Thiomethylverbindungen der 
Formel IV, in der X fur Cyano, Alkyl, Halogenalkyl, Alkoxy oder 
Halogenalkoxy steht, sind vorteilhaft auf den im Folgenden skiz- 
5 zierten Wegen erhaltlich: 

2 -Thiomet hy 1 tr i a z o 1 opyr imi dine der Formel IV, in der Hal fur ein 
Halogenatom (Formel IVa) , bevorzugt fur Chlor steht, werden mit 
Verbindungen M-X' (Formel V) zu Verbindungen der Formel IVb umge- 

10 setzt. Verbindungen V stellen je nach der Bedeutung der einzufuh- 
renden Gruppe X' ein anorganisches Cyanid, ein Alkoxylat oder ein 
Halogenalkoxylat dar. Die Umsetzung erfolgt vorteilhaft in Anwe- 
senheit eines inerten Losungsmittels . Das Ration M in Formel V 
hat geringe Bedeutung; aus praktischen Griinden sind ublicherweise 

15 Ammonium-, Tetraalkylammonium- oder Alkali- oder Erdalkalimetall- 
salze bevorzugt. 



20 




IVa (X=Hal) IVb (X - X' ) 

Ublicherweise liegt dabei die Reaktionstemperatur bei 0 bis 120°C, 
25 bevorzugt bei 10 bis 40°C [vgl. J. Heterocycl. Chenu , Bd.12, 
S. 861-863 (1975)]- 

Geeignete Losungsmittel umfassen Ether, wie Dioxan, Diethylether 
und, bevorzugt Tetrahydrofuran, halogenierte Kohlenwasserstof f e 
30 wie Dichloromethan und aromatische Kohlenwasserstof fe, wie To- 
luol. 



Verbindungen der Formel IV, in denen X fur Ci-C 4 -Alkyl oder 
Ci-C 4 -Halogenalkyl steht (Formel IVc), konnen vorteilhaft durch 
35 folgenden Syntheseweg erhalten werden: 




VI VII VIII (X = X 1 ) 

Ausgehend von den Diketonen VII werden die 5-Alkyl-7-hy- 
droxy-6-phenyltriazolopyrimidine VIII erhalten. In Formel VII 
steht X 1 fur Ci-C 4 -Alkyl oder C 1 -C 4 -Halogenalkyl. Durch Verwendung 
45 der leicht zuganglichen 2-Phenylacetessigester (V mit X 1= =CH 3 ) wer- 
den die 5-Methyl-7-hydroxy-6-phenyltriazolopyrimidine erhalten 
[vgl, Chem. Pharm. Bull., 9, 801, (1961)]. Die Herstellung der 
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Ausgangsverbindungen V erfolgt vorteilhaft unter den aus EP-A 
10 02 788 beschrieben Bedingungen. 

Die so erhaltenen 5-Alkyl-7-hydroxy-6-phenyltriazolopyrimidine 
5 werden mit Halogenierungsmitteln zu den 7-Halogenotriazolopyrimi- 
dinen der Formel IX umgesetzt. Bevorzugt werden Chlorierungs- 
oder Bromierungsmittel wie Phosphoroxybromid , Phosphor oxychlor id, 
Thionylchlorid, Thionylbromid oder Sulfurylchlorid eingesetzt. 
Die umsetzung kann in Substanz oder in <3egenwart eines Losungs- 
10 mittels durchgefiihrt werden. Ubliche Reaktionstemperaturen betra- 
gen von 0 bis 150°C oder vorzugsweise von 80 bis 125°C [vgl. EP-A 
770 615]. 

Die 5-Alkyl-7-halogen-6-phenyltriazolopyrimidine der Formel IX 
15 werden mit Aminen der Formel X, in der R 1 und R2 wie in Formel I 
definiert sind, zu Verbindungen der Formel IVc weiter umgesetzt. 



20 



H C 

3 




;n— h 



H C 

3 




IX (X=X!) 



N^N' 'X- 
IVC (X = X 1 ) 



Diese Umsetzung wird vorteilhaft bei 0°C bis 70°C, bevorzugt 10°C 
25 bis 35°C durchgefuhrt , vorzugsweise in Anwesenheit eines inerten 
Losungsmittels, wie Ether, z. B. Dioxan, Diethylether oder insbe- 
sondere Tetr ahydrof ur an , halogenierte Kohlenwasserstof f e, wie 
Dichloromethan und aromatische Kohlenwasserstof fe, wie beispiels- 
weise Toluol [vgl. WO 98/46608]. 



30 




Die Verwendung einer Base, wie tertiare Amine, beispielsweise 
Triethylamin oder anorganische Amine, wie Kaliumcarbonat ist be- 
vorzugt; auch iiberschiissiges Amin der Formel X kann ais Base die- 
nen. 



35 



Verbindungen der "Formel IVc konnen alternativ auch aus Verbindun- 
gen IVa, in der X insbesondere Chlor bedeutet, und Malonaten der 
Formel XI hergestellt werden. In Formel XI bedeuten X" Wasser- 
stoff oder d-Ca-Alkyl und R C 1 -C 4 -Alkyl. Sie werden zu verbindun 
40 gen der Formel XII umgesetzt und zu Verbindungen IV decarboxy- 
liert [vgl. US 5,994,360]. 



45 
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A/H+ 

IVc 





IV 



Die Malonate XI sind in der Liter atur bekannt [J- Am- Chem. Soc.,- 
Bd. 64," 2714 (1942); J. Org. Chem., Bd. 39, 2172 (1974); Helv. 
10 Chim. Acta, Bd. 61, 1565 (1978)] oder konnen gematf der zitierten 
Literatur hergestellt werden. 

Die anschlieBende Verseifung des Esters XII erfolgt unter allge- 
mein ublichen Bedingungen, in Abhangigkeit der verschiedenen 
15 Strukturelemente kann die alkalische oder die saure Verseifung 

der Verbindungen XII vorteilhaft sein. Unter den Bedingungen der 
! Esterverseifung kann die Decarboxylierung zu IVc bereits ganz 
oder teilweise erfolgen. 

20 Die Decarboxylierung erfolgt ublicherweise bei Temperaturen von 
20°C bis 180°C, vorzugsweise 50°C bis 120°C, in einem inerten Lo- 
sungsmittel, gegebenenf alls in Gegenwart einer Saure. 

Geeignete Sauren sind Salzsaure, Schwef elsaure, Phosphorsaure, 
25 Ameisensaure, Essigsaure, p-Toluolsulf onsaure. Geeignete Losungs- 
mittel sind Wasser, aliphatische Kohlenwasserstof f e wie Pentan, 
Hexan, Cyclohexan und Petrolether, aromatische Kohlenwasserstof fe 
wie Toluol, o-, m- und p-Xylol, halogenierte Kohlenwasserstof fe 
wie Methylenchlorid, Chloroform und Chlorbenzol, Ether wie Di- 
30 ethylether, Diisopropylether , tert . -Butylmethylether, Dioxan, 

Anisol und Tetrahydrofuran, Nitrile wie Acetonitril und Propionic 
tril, Ketone wie Aceton, Methylethylketon, Diethylketon und 
tert.-Butylmethylketon, Alkohole wie Methanol, Ethanol, n-Propa- 
nol, Isopropanol, n-Butanol und tert . -Butanol , sowie Dimethylsul- 
35 foxid, Dimethylformamid und Dimethylacetamid, besonders bevorzugt 
wird die Reaktion in Salzsaure oder Essigsaure durchgefuhrt . Es 
konnen auch Gemische der genannten Losungsmittel verwendet wer- 
den. 

40 Verbindungen der Formel IVc konnen auch durch Kupplung von 5-Ha- 
logentriazolopyrimidinen der Formel IVa mit metallorganischen 
Reagenzien der Formel XIII, in der X fur Ci~C 4 -Alkyl oder 
C 1 -c 4 -Halogenalkyl steht, erhalten werden. In einer Ausfuhrungs- 
form dieses Verfahrens erfolgt die Umsetzung unter Ubergangsme- 

45 tallkatalyse, wie Ni- oder Pd-Katalyse. 
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IVa + M Y (-X) y IVc 

XIII 

5 In Formel XIII steht M fur ein Metallion der Wertigkeit Y, wie 
beispielsweise B, Zn Oder Sn. Diese Reaktion kann beispielsweise 
analog folgender Methoden durchgefuhrt werden: J. Chem. Soc. Per- 
fcin Trans. 1, 1187 (1994), ebenda 1, 2345 (1996); WO 99/41255; 
Aust* J. Chem., Bd. 43, 73*3 (1990); J. Org. Chem., Bd. 43, 358 
10 (1978); J. Chem. Soc. Chem. Commun. 866 (1979); Tetrahedron 
Lett., Bd. 34, 8267 (1993); ebenda, Bd. 33, 413 (1992). 

Ein besonders vorteilhaf ter Zugang zu den Zwischenprodukten der 
Formel IVa besteht in den folgenden Routen: 

15 

Ausgehend von 3-Thiomethyl-5-aminotriazol der Formel XIV werden 
mit entsprechend substituierten Phenylmalonaten der Formel XV, in 
der R fur Alkyl, bevorzugt fur Ci-C6-Alkyl, insbesondere fur Me- 
thyl Oder Ethyl steht, die Dihydroxytriazolopyrimidine XVI darge- 
20 stellt. 




XIV XV XVI 



Diese Umsetzung erfolgt ublicherweise bei Temperaturen von 80°C 
bis 250°C, vorzugsweise 120°C bis 180°C, ohne Solvens oder in ei- 
30 nem inerten organischen Losungsmittel in Gegenwart einer Base 
[vgl. EP-A 770 615] oder in Gegenwart von Essigsaure unter den 
aus Adv. Het. Chem. Bd. 57, S. 81ff. (1993) bekannten Bedingun- 
gen. 

35 Geeignete Losungsmittel sind aliphatische Kohlenwasserstof f e, 
aromatische Kohlenwasserstof fe wie Toluol, o-, m- und p-Xylol, 
halogenierte Kohlenwasserstof fe, Ether, Nitrile, Ketone, Alko- 
hole, sowie N-Methylpyrrolidon, Dimethylsulf oxid, Dimethyl forma - 
mid und Dimethylacetamid. Besonders bevorzugt wird die Umsetzung 

40 ohne Losungsmittel oder in Chlorbenzol, Xylol, Dimethylsulf oxid, 
N-Methylpyrrolidon durchgefiihrt. Es konnen auch Gemische der ge- 
nannten Losungsmittel verwendet werden. 

Als Basen kommen insbesondere organische Basen, z.B. tertiare 
45 Amine wie Trimethylamin, Triethy lamin , Tri-isopropylethylamin, 
Tributylamin und N-Methylpiperidin, N-Methylmorpholin, Pyridin, 
substituierte Pyridine wie Collidin, Lutidin und 4-Dimethylamino- 
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pyridin sowie bicyclische Amine in Betracht. Besonders bevorzugt 
werden tertiare Amine wie Tri-isopropylethylamin, Tr ibuty lamin , 
N-Methylmorpholin oder N-Methylpiperidin . Die Basen werden im 
allgemeinen in katalytischen Mengen eingesetzt, sie konnen aber 
5 auch aquimolar, im tiberschufl oder gegebenenf alls als Losungsmit- 
tel verwendet werden. 

Die Edukte werden im allgemeinen in aquimolaren Mengen miteinan- 
der umgesetzt. Es kann fur die Ausbeute vorteilhaft sein, die 
10 Base und das Malonat XV in einem UberschuB bezogen auf das Tri- 
azol XIV einzusetzen. 



3-Thiomethyl-5-aminotriazol der Formel XIV ist kommerziell er- 
haltlich. Phenylmalonate der Formel XV werden vorteilhaft aus der 
15 Reaktion entsprechend substituierter Brombenzole mit Dialkylmalo- 
naten unter Cu(I) -Katalyse erhalten [vgl. Chemistry Letters, S. 
367-370 (1981); EP-A 10 02 788]. 

Die Dihydroxytriazolopyrimidine der Formel XVI werden unter den 
20 aus WO 94/20501 bekannten Bedingungen in die Dihalogenpyrimidine 
der Formel XVII uberfuhrt. Als Halogenierungsmittel wird vorteil- 
haft ein Chlorierungsmittel oder ein Bromierungsmittel, wie 
Phosphoroxybromid oder Phosphoroxychlorid, ggf . £ in Anwesenheit 
eines Losungsmittels , eingesetzt. 

25 

OH 

[Hal] 

^ // w 



H 



N N 




H C-S- 

3 



OH 




30 



XVI 



XVII 



Difcse Umsetzung wird iiblicherweise bei 0°C bis 150°C, bevorzugt 
bei 80°C bis 125°C, durchgefiihrt [vgl. EP-A 770 615]. 

Dihalogenpyrimidine der Formel XVII werden mit Aminen der Formel 
35 X zu Verbindungen der Formel IVa weiter umgesetzt. 



40 



XVII + 



R 2 - N ~ H 



H C 

3 



-s— < 7 J 




N X 
IVa (X=Hal) 



Verbindungen der Formel IVa sind z. T. aus WO 02/88127 bekannt. 
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Sofern R 1 oder R 2 Halogenalkyl oder Halogenalkenylgruppen beinhal- 
ten ist fur optisch aktive Amine der Formel x die (S) -Konf igura- 
tion bevorzugt. 

5 Die Reaktionsgemische werden in iiblicher Weise auf gearbeitet , 

z.B. durch Mischen mit Wasser, Trennung der Phasen und gegebenen- 
falls chromatographische Reinigung der Rohprodukte. Die Zwischen- 
und Endprodukte fallen z.T. in Form farb loser oder schwach braun- 
licher, zaher Ole an, die unter vermindertem Druck und bei maBig 
10 erhohter Temperatur von fliichtigen Anteilen befreit oder gerei- 
nigt werden* Sofern die Zwischen- und Endprodukte als Feststoffe 
erhalten werden, kann die Reinigung auch durch Umkristallisieren 
Oder Digerieren erfolgen. 

15 Sofern einzelne Verbindungen I nicht auf den voranstehend be- 
schriebenen Wegen zuganglich sind, konnen sie durch Derivatisie- 
rung anderer Verbindungen I hergestellt werden. 

Sofern bei der Synthese Isomerengemische anf alien, ist im allge- 
20 meinen jedoch eine Trennung nicht unbedingt erf orderlich, da sich 
die einzelnen Isomere teilweise wahrend der Aufbereitung fiir die 
Anwendung oder bei der Anwendung (z.B. unter Licht-, Saure- oder 
Baseneinwirkung) ineinander untwandeln konnen. Entsprechende Um- 
wandlungen konnen auch nach der Anwendung, beispielsweise bei der 
25 Behandlung von Pflanzen in der behandelten Pflanze oder im zu be-- 
kampfenden Schadpilz erfolgen. 

Bei den in den vorstehenden Formeln angegebenen Definitionen der 
Symbole wurden Sammelbegrif f e verwendet, die allgemein reprasen- 
30 tativ fiir die folgenden Substituenten stehen: 

Halogen: Fluor, Chlor, Brom und Jod; 

Alkyl: gesattigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasser- 
35 stoffreste mit 1 bis 4, 6, 8 oder 10 Kohlenstof f atomen, z.B. 

Cx-Ce-Alkyl wie Methyl, Ethyl, Propyl, 1-Methylethyl, Butyl, 1-Me- 
thy 1-propy 1 , 2 -Methy lpropy 1 , 1,1 -Dimethy lethy 1 , Pentyl , 1 -Methyl- 
butyl, 2-Methylbutyl, 3 -Methy lbutyl , 2 , 2-Di-methy lpropy 1, 
1-Ethylpropyl, Hexyl, 1 , 1 -Dimethy lpropy 1, 1 , 2 -Dime thy lpropy 1, 
40 1 -Methy lpentyl , 2 -Methy lpentyl , 3 -Methy Ipentyl , 4 -Methy lpentyl , 

1. 1- Dimethylbutyl, 1, 2-Dimethylbutyl, 1 , 3-Dimethylbutyl, 

2 . 2- Dimethylbutyl , 2 , 3-Dimethylbutyl , 3 , 3-Dimethylbutyl , 1 -Ethyl- 
butyl , 2 -Ethylbuty 1 , 1,1,2 -Trimethy lpropy 1 , 1,2,2 -Tr imethyl- 
propyl, 1-Ethyl-l-methylpropyl und l-Ethyl-2-methylpropyl; 



45 
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Halogenalkyl: geradkettige Oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 
10 Kohlenstof fatomen (wie vorstehend genannt), wobei in diesen 
Gruppen teilweise oder vollstandig die Wasserstof f atome durch 
Halogenatome wie vorstehend genannt ersetzt sein konnen, z^B. 
5 Ci-C2-Halogenalkyl wie Chlormethyl, Brommethyl , Dichlormethyl , 
Trichlormethyl, Fluormethyl, Dif luormethyl, Tr if luormethyl, 
Chlorf luormethyl, Dichlorf luormethyl, Chlordif luormethyl, 

1- Chlorethyl, 1-Bromethyl, 1-Fluorethyl, 2-Fluorethyl, 2,2-Di- 
fluorethyl, 2,2,2-Trif luorethyl, 2-Chlor-2-f luorethyl, 2-Chlor- 

10 2, 2-dif luorethyl, 2 , 2-Dichlor-2-f luorethyl, 2 , 2 , 2-Trichlorethyl , 
Pentafluorethyl oder 1 , 1 , 1-Trif luorprop-2-yl; 

Alkenyl: ungesattigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasser- 
stoffreste mit 2 bis 4, 6, 8 oder 10 Kohlenstof f atomen und einer 
15 Doppelbindung in einer beliebigen Position, z.B. C 2 -C 6 -Alkenyl wie 
Ethenyl, 1 -Propenyl, 2 -Propenyl, 1 -Methy lethenyl, 1-Butenyl, 

2 - Butenyl, 3-Butenyl, 1 -Methyl- 1 -propenyl, 2-Methyl-l-propenyl, 

1 - Methyl -2 -propenyl , 2 -Methy 1-2 -propenyl, 1 -Pentenyl , 2-Pentenyl , 

3 - Pentenyl, 4-Pentenyl, 1 -Methy 1-1 -butenyl, 2 -Methyl- 1 -but enyl, 
20 3 -Methyl- 1-butenyl, 1 -Methy 1-2 -but enyl, 2-Methyl-2-butenyl, 

3 - Methyl- 2 -butenyl, 1 -Methyl -3 -but enyl, 2 -Methyl- 3 -butenyl, 3-Me- 
thyl-3 -butenyl, 1 , l-Dimethyl-2-propenyl, 1 , 2-Dimethyl-l-propenyl, 

1.2- Dimethy 1-2 -propenyl, 1 -Ethyl- lpropenyl, l-Ethyl-2- 
propenyl, 1-Hexenyl, 2-Hexenyl, 3-Hexenyl, 4-Hexenyl, 5-Hexenyl, 

25 1 -Methyl- 1 -pent enyl, 2-Methyl-l-pentenyl, 3-Methyl-l-pentenyl, 

4 - Methyl- 1 -pent enyl , 1 -Methy 1-2 -pentenyl , 2 -Methyl -2 -penteny 1 , 
3-Methyl-2-pentenyl, 4 -Methy 1-2 -pentenyl , l-Methyl-3 -pentenyl, 

2- Methyl-3pentenyl, 3-Methyl-3-pentenyl, 4 -Methyl- 3 -pentenyl, 
l-Methyl-4-pentenyl, 2 -Methy 1-4 -pentenyl, 3-Methyl-4-pentenyl, 

30 4-Methyl-4-pentenyl, 1, l-Dimethyl-2-butenyl, 1 , l-Dimethyl-3-bute- 
nyl, 1,2 -Dimethyl- 1-butenyl, 1, 2-Dimethyl-2-butenyl, 1,2-Dime- 
thy 1-3 -but enyl, 1 , 3-Dimethyl- 1-butenyl, l,3-Dimethyl-2-butenyl, 

1 . 3 - Dimethyl -3 -butenyl , 2 , 2-Dimethyl-3-butenyl, 2 , 3 -Dimethyl- 1- 
butenyl, 2 , 3-Dimethyl-2-butenyl, 2 , 3-Dimethy 1-3 -butenyl, 3,3-Di- 

35 methyl- 1-butenyl, 3 , 3-Dimethyl-2-butenyl, 1-Ethyl-l-butenyl, 

1-Ethy 1-2 -butenyl, 1 -Ethyl- 3 -butenyl, 2 -Ethyl- 1-butenyl, 2-Eth- 
yl-2-butenyl, 2 -Ethy 1-3 -butenyl, 1, 1,2 -Trimethy 1-2 -propenyl, 
1 -Ethyl - 1 -methyl - 2 -propenyl , 1 -Ethyl - 2 -methyl - lpropenyl und 
l-Ethyl-2-methyl-2 -propenyl ; 

40 

Alkadienyl: ungesattigte , geradkettige oder verzweigte Kohlenwas- 
serstof freste mit 4, 6, 8 oder 10 Kohlenstof f atomen und zwei Dop- 
pelbindungen in beliebiger Position; 

45 Halogenalkenyl : ungesattigte, geradkettige oder verzweigte Koh- 
lenwasserstoffreste mit 2 bis 10 Kohlenstof f atomen und einer Dop- 
pelbindung in einer beliebigen Position (wie vorstehend genannt) 
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wobei in diesen Gruppen die Wasserstof f atome teilweise oder voll- 
standi g gegen Halogenatome wie vorstehend genannt, insbesondere 
Fluor, Chlor und Brom, ersetzt sein konnen; 

5 Alkinyl: geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstof f gruppen 
mit 2 bis 4, 6, 8 oder 10 Kohlenstof f atomen und einer Dreifach- 
bindung in einer beliebigen Position, z.B. C 2 -C 6 -Alkinyl wie 
Ethinyl, 1-Propinyl, 2-Propinyl, 1 -Butinyl, 2-Butinyl, 3-Butinyl, 
1 -Methyl-2 -propinyl , 1 -Pentiny 1 , 2 -Pentinyl , 3 -Pentinyl , 
10 4-Pentinyl, 1 -Methyl-2 -butinyl, l-Methyl-3 -butinyl, 2-Methyl-3- 
butinyl, 3-Methyl-l-butinyl, 1 , l-Dimethyl-2-propinyl, l-Ethyl-2- 
propinyl, 1-Hexinyl, 2-Hexinyl, 3-Hexiriyl, 4-Hexinyl, 5-Hexinyl, 

1- Methyl-2-pentinyl, l-Methyl-3-pentinyl, 1 -Methy 1-4 -pentinyl, 

2 - Methy 1-3 -pentinyl , 2 -Methy 1-4 -pent iny 1 , 3 -Methyl- 1 -pentinyl , 
15 3 -Methyl-4 -pentinyl, 4-Methyl-l-pentinyl, 4 -Methyl-2 -pentinyl, 

1, 1-Dimethy 1-2 -butinyl, 1, l-Dimethyl-3 -butinyl, 1 , 2-Dimethyl-3- 
butinyl, 2, 2-Dimethy 1-3 -butinyl, 3 , 3 -Dimethyl- 1 -butinyl, 1-Eth- 
yl-2-butinyl, l-Ethyl-3-butinyl, 2-Ethyl-3 -butinyl und 1-Ethyl- 
1 -methyl-2 -propinyl ; 

20 

Cycloalkyl: mono- oder bicyclische, gesattigte Kohlenwasserstof f- 
gruppen mit 3 bis 6 oder 8 Kohlenstof f ringgliedern, z.B. 
C 3 -C 8 -Cycloalkyl wie Cyclopropyl, Cyclobutyl, Cyclopentyl, Cyclo- 
hexyl, Cycloheptyl und Cyclooctyl; 

25 

Oxyalkylenoxy : divalente unverzweigte Ketten aus 1 bis 3 
CH 2 -Gruppen, wobei beide Valenzen uber ein Sauerstof f atom an das 
Gerust gebunden ist, z.B. 0CH 2 O, OCH 2 CH 2 0 und OCH 2 CH 2 CH 2 0; 

30 fiinf- bis zehngliedriger gesattigter, partiell ungesattigter oder 
aromatischer Heterocyclus, enthaltend ein bis vier Heteroatome 
aus der Gruppe O, N oder S: 

- 5- oder 6-gliedriges Heterocyclyl, enthaltend ein bis drei 

Stickstoff atome und/oder ein Sauerstoff- oder Schwefelatom oder 
35 ein oder zwei Sauerstoff- und/oder Schwef elatome, z.B. 2-Tetra- 
hydrof ur anyl , 3 -Tetrahydrof ur any 1 , 2 -Tetr ahydrothieny 1 , 
3-Tetrahydrothienyl f 2-Pyrrolidinyl, 3-Pyrrolidinyl, 3-Isoxazo- 
lidinyl, 4-Isoxazolidinyl, 5-Isoxazolidinyl, 3-Isothiazolidi- 
nyl, 4-Isothiazolidinyl, 5-Isothiazolidinyl, 3-Pyrazolidinyl, 
40 4-Pyrazolidinyl, 5-Pyrazolidinyl, 2-0xazolidinyl, 4-Oxazolidi- 
nyl, 5-Oxazolidinyl, 2-Thiazolidinyl, 4-Thiazolidinyl, 5-Thia- 
zolidinyl, 2-Imidazolidinyl, 4-Imidazolidinyl, 1,2, 4-0xadiazo- 
lidin-3 -yl , 1,2,4 -Oxadiazolidin-5 -yl , 1,2,4 -Thiadiazoli- 
din-3-yl, 1 , 2 , 4-Thiadiazolidin-5-yl, 1,2, 4-Triazolidin-3-yl , 
45 1,3 , 4-Oxadiazolidin-2-yl , 1,3, 4-Thiadiazolidin-2-yl , 

1,3, 4-Triazolidin-2-yl, 2 , 3-Dihydrof ur-2-yl, 2 , 3-Dihydro- 

f ur-3-yl, 2 , 4-Dihydrof ur-2-yl, 2 , 4-Dihydrofur-3-yl , 2 , 3-Dihy- 
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drothien-2-yl, 2 , 3-Dihydrothien-3-yl, 2 , 4-Dihydrothien-2-yl, 

2.4- Dihydrothien-3-yl, 2-Pyrrolin-2-yl, 2-Pyrrolin-3-yl, 3-Pyr- 
rolin-2-yl, 3-Pyrrolin-3-yl, 2-Isoxazolin-3-yl, 3-Isoxazo- 
lin-3-yl, 4-Isoxazolin-3-yl, 2-Isoxazolin-4-yl, 3-Isoxazolin- 

5 4-yl, 4-Isoxazolin-4-yl, 2-Isoxazolin-5-yl, 3-Isoxazolin-5-yl, 
4-Isoxazolin-5-yl, 2-Isothiazolin-3-yl, 3-Isothiazolin-3-yl , 
4-Isothiazolin-3-yl, 2-Isothiazolin-4-yl, 3-Isothiazolin-4-yl, 
4-Isothiazolin-4-yl, 2-Isothiazolin-5-yl, 3-Isothiazolin-5-yl, 
4 -Isothiazolin-5 -y 1 , 2,3 -Dihydropyr azol- 1 -y 1 , 2,3 -Dihydropyra- 
10 zol-2-yl , 2 , 3-Dihydropyrazol-3-yl , 2 , 3-Dihydropyrazol-4-yl, 

2 . 3- Dihydropyrazol-5-yl, 3 , 4-Dihydropyrazol-l-yl, 3, 4-Dihydro- 
pyrazol-3-yl , 3 , 4-Dihydropyrazol-4-yl, 3 , 4-Dihydropyrazol-5-yl , 

4 . 5- Dihydropyrazol-l-yl, 4 , 5-Dihydropyrazol-3-yl, 4, 5-Dihydro- 
pyrazol-4-yl, 4, 5-Dihydropyrazol-5-yl, 2 , 3-Dihydrooxazol-2-yl, 

15 2,3-Dihydrooxazol-3-yl, 2 , 3-Dihydrooxazol-4-yl, 2 , 3-Dihydrooxa- 
zol-5-yl , 3 , 4-Dihydrooxazol-2-yl , 3 , 4-Dihydrooxazol-3-yl , 

3 . 4- Dihydrooxazol-4-yl, 3 , 4-Dihydrooxazol-5-yl, 3 , 4-Dihydrooxa- 
zol-2-yl, 3, 4-Dihydrooxazol-3-yl, 3, 4-Dihydrooxazol-4-yl, 

2- Piperidinyl, 3-Piperidinyl, 4-Piperidinyl, 1 , 3-Dioxan-5-yl, 
20 2 -Tetrahydropyranyl , 4 -Tetrahydropyranyl , 2 -Tetr ahydrot hieny 1 , 

3- Hexahydropyridazinyl, 4-Hexahydropyridazinyl, 2-Hexahydropy- 
r imidiny 1 , 4 -Hexahydropyr imidiny 1 , 5 -Hexahydropyr imidiny 1 , 

2- Piperazinyl, 1 , 3 , 5-Hexahydro-triazin-2-yl ui>d 1 , 2 , 4-Hexahy- 
drotriazin-3-yl; 

25 - 5-gliedriges Heteroaryl, enthaltend ein bis vier Stickstof f- 

atome Oder ein bis drei Stickstof f atome und ein Schwefel- oder 
Sauerstof fatom: 5-Ring Heteroarylgruppen, welche neben Kohlen- 
stof fatomen ein bis vier stickstof f atome oder ein bis drei 
Stickstof f atome und ein Schwefel- oder Sauerstof fatom als Ring- 

30 glieder enthalten konnen, z.B. 2-Furyl, 3-Furyl, 2-Thienyl, 

3- Thienyl, 2-Pyrrolyl, 3-Pyrrolyl, 3-Isoxazolyl, 4-Isoxazolyl, 
5-Isoxazolyl, 3-Isothiazolyl, 4-Isothiazolyl, 5-Isothiazolyl, 
3-Pyrazolyl, 4-Pyrazolyl, 5-Pyrazolyl, 2-0xazolyl, 4-0xazolyl, 
5-0xazolyl, 2-Thiazolyl, 4-Thiazolyl, 5-Thiazolyl, 

35 2-Imidazolyl, 4-Imidazolyl, 1,2, 4-Oxadiazol-3-yl, 1 , 2 , 4-0xadia- 
zol-5-yl, l,2,4-Thiadiazol-3-yl, 1,2, 4-Thiadiazol-5-yl, 
l,2,4-Triazol-3-yl, l,3,4-Oxadiazol-2-yl, 1, 3 , 4-Thiadiazol-2-yl 
und 1, 3 ,4-Triazol-2-yl; 
" - 6-gliedriges Heteroaryl, enthaltend ein bis drei bzw. ein bis 

40 vier Stickstof f atome: 6 -Ring Heteroarylgruppen, welche neben 
Kohlenstof fatomen ein bis drei bzw, ein bis vier Stickstof f- 
atome als Ringglieder enthalten konnen, z.B. 2-Pyridiriyl, 3-Py- 
ridinyl, 4-Pyridinyl, 3-Pyridazinyl, 4-Pyridazinyl, 2-Pyri- 
midinyl, 4 -Py r imidiny 1, 5-Pyrimidinyl, 2-Pyrazinyl, 1,3,5-Tria- 

45 zin-2-yl und l,2,4-Triazin-3-yl; 
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Alkyien: divalente unverzweigte Ketten aus 3 bis 5 CH 2 -Gruppen, 
z.B. CH 2 , CH 2 CH 2 , CH 2 CH 2 CH 2/ CH 2 CH 2 CH 2 CH 2 und CH 2 CH 2 CH 2 CH 2 CH 2 ; 

Oxyalkylen: divalente unverzweigte Ketten aus 2 bis 4 CH 2 -Gruppen, 
5 wobei eine Valenz iiber ein Sauerstof f atom an das Geriist gebunden 
ist, z.B. OCH 2 CH 2 , OCH 2 CH 2 CH 2 und OCH 2 CH 2 CH 2 CH 2 ; 

Oxyalkylenoxy: divalente unverzweigte Ketten aus 1 bis 3 
CH 2 -^ruppen, wobei beide Valenzen liber ein Sauerstof f atom an das 
10 Geriist gebunden ist, z.B. 0CH 2 0, OCH 2 CH 2 0 und OCH 2 CH 2 CH 2 0. 




In dem Umfang der vorliegenden Brfindung sind die (R)- und 
(S)-Isomere und die Razemate von Verbindungen der Formel I einge- 
schlossen, die chirale Zentren aufweisen. 
15 

Die ^besonders bevorzugten Ausfuhrungsf ormen der Zwischenprodukte 
in Bezug auf die Variablen entsprechen denen der Reste L n , R 1 / R 2 
und X der Formel I. 

20 Im Hinblick auf ihre bestimmungsgemafle Verwendung der Triazolopy- 
rimidine der Formel I sind die folgenden Bedeutungen der Substi- 
tuenten, und zwar jeweils fiir sich allein oder in Kombination, 
besonders bevorzugt: < 

25 Verbindungen I werden bevorzugt, in denen R 1 fur Ci-C 4 -Alkyl oder 
C x -C8-Halogenalkyl steht. 

Verbindungen I sind besonders bevorzugt, in denen R 1 fur eine 
Gruppe B steht 

fH — h(CH )~CHY— B 

worin 



35 Y 1 Wasserstoff, Fluor oder Ci-C 6 -Fluoroalkyl, 
Y 2 Wasserstoff oder Fluor, oder 

yi und Y 2 bilden gemeinsam eine Doppelbindung; 
m is 0 oder 1; und 

Y 3 Wasserstoff oder Methyl bedeuten. 

40 

Autferdem werden Verbindungen I bevorzugt, in denen R 1 fur 
C 3 -c 6 -Cycloalkyl steht, welches durch Ci-C 4 -Alkyl substituiert 
sein kann. 



45 Insbesondere werden Verbindungen I bevorzugt, in denen R 2 Wasser- 
stoff bedeutet. 
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GleichermaBen bevorzugt sind Verbindungen I , in denen R 2 fiir Me- 
thyl oder Ethyl steht. 

Sofern R 1 und/oder R 2 Halogenalkyl oder Halogenalkenylgruppen mit 
5 Chiralitatszentrum beinhalten, sind die (S)-Isomere bevorzugt. 

Sofern R 1 und/oder R 2 Alkyl-, Alkenyl- oder Alkinylgruppen mit 
Chiralitatszentrum beinhalten, sind die (R)-Isomere bevorzugt. 

10 Weiterhin werden Verbindungen I besonders bevorzugt, in denen R 1 
und R 2 zusammen mit dem Stickstof f atom, an das sie gebunden sind, 
einen fiinf- oder sechsgliedrigen Ring bilden, der durch ein Atom 
aus der Gruppe 0, N und S unterbrochen sein und/oder einen oder 
mehrere Substituenten aus der Gruppe Halogen, Ci-Ce-Alkyl, 

15 Ci-Cg-Halogenalkyl und Oxy-Ci-C3-alkylenoxy tragen kann oder in 
dem ein N— und ein benachbartes C-Atom durch eine Ci-C^-Alkylen- 
kette verbunden sein konnen. 

Besonders bevorzugt sind Verbindungen I, in denen R 1 und R 2 zusam- 
20 men mit dem Stickstof f atom, an das sie gebunden sind, einen fiinf - 
oder sechsgliedrigen Ring bilden, der ggf. eine Doppelbindung 
aufweisen kann und wie voranstehend beschrieben substituiert sein . 
kann . 

25 Insbesondere werden Verbindungen I besonders bevorzugt, in denen 
R 1 und R 2 zusammen mit dem Stickstof f atom, an das sie gebunden 
sind, einen Piperidinyl-, Morpholinyl- oder Thiomorpholinylring, 
insbesondere einen Piperidinylring bilden, der ggf . durch eine 
bis drei Gruppen Halogen, Ci-C 4 -Alkyl oder Ci-C 4 -Halogenalkyl, 

30 insbesondere durch 4-Methyl substituiert ist. 

Weiterhin besonders bevorzugt sind Verbindungen I, in denen R 1 und 
R 2 zusammen mit dem Stickstof f atom, an das sie gebunden sind, 
einen Pyrrolidinring bilden, der ggf. durch eine oder zwei Grup- 
35 pen Halogen, Ci-C4-Alkyl oder Ci-C4-Halogenalkyl, insbesondere 
durch 2-Methyl substituiert ist. 

Verbindungen I sind bevorzugt, in denen R 3 fur Hydroxy, Cyano, 
Ci-C4-Alkoxy oder NR X R 2 steht. 

40 

Bevorzugt werden Verbindungen I,* in denen mindestens eine Gruppe 
L orthostandig zu der Verknxipf ungsstelle mit dem Triazolopyrimi- 
din-Geriist steht; insbesondere solche, in denen m den Wert 1, 2 
oder 3 aufweist. 



45 
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Verbindungen I werden bevorzugt, in denen 1^ Halogen, Methyl, 
Ethyl, Ci-Halogenalkyl, Methoxy oder -C(=0)-A, worin A Wasser- 
stoff, Hydroxy, Ci-C 4 -Alkoxy , C 1 -C 4 -Halogenalkoxy, Ci-C 2 -Alkylamino 
oder Di-(Ci-C 2 -Alkyl) amino bedeutet, 

AuBerdem werden Verbindungen I besonders bevorzugt, in denen die 
durch Lm substituierte Phenylgruppe fiir die Gruppe A 

„ 4 



10 



L 1 

steht, worin # die Verkniipfungsstelle mit dem Triazolopyrimidin- 
15 Geriist ist und 

L 1 Fluor, Chlor, CH 3 oder CF 3 ; 

L 2 ,L 4 unabhangig voneinander Wasserstoff oder Fluor; 
L 3 Wasserstoff, Fluor, Chlor, Cyano, CH 3/ SCH 3/ S0 2 CH 3/ OCH 3 

oder C00CH 3 ; und 
20 L 5 Wasserstoff, Fluor oder CH 3 bedeuten. 

Verbindungen I werden besonders bevorzugt, in denen X Halogen 
oder Ci-C4-Alkyl, wie Chlor oder Methyl, insbesondere Chlor bedeu- 
tet. 

25 

Insbesondere sind im Hinblick auf ihre Verwendung die in den fol- 
genden Tabellen zusammengestellten Verbindungen I bevorzugt. Die 
in den Tabellen fiir einen Substituenten genannten Gruppen stellen 
auBerdem fiir sich betrachtet, unabhangig von der Kombination, in 
30 der sie genannt sind, eine besonders bevorzugte Ausgestaltung des 
betreffenden Substituenten dar. 



Tabelle 1 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2-Fluor-6-chlor, 
35 R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 2 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2,6-Difluor, R 3 
40 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 3 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2,6-Dichlor, R 3 
45 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 
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Tabelle 4 

Verbindungen der Forme 1 I, in denen X Chlor, 1^ 2 -Fluor- 6 -methyl, 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

5 

Tabelle 5 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2 , 4 , 6-Trif luor , R 3 
Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

10 

Tabelle 6 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2 , 6-Difluor-4 -me- 
thoxy, R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

15 

Tabelle 7 

Verbindungen der Formel I , in denen X Chlor, 1^ Pentafluor, R 3 Me- 
thoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

20 

Tabelle 8 

Verbindungen der Formel I f in denen X Chlor, 2-Methyl-4-f luor , 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

25 

Tabelle 9 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 2-Trif luormethyl, 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

30 

Tabelle 10 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2 -Methoxy- 6 -f luor , 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

35 

Tabelle 11 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2-Chlor, R 3 Meth- 
oxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Verbindung 
jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

40 

Tabelle 12 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2-Fluor, R 3 Meth- 
oxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Verbindung 
jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

45 

Tabelle 13 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, I»m 2,4-Difluor, R 3 
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Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 14 

5 Verbindungen der Fonnel I, in denen X Chlor, 1^ 2-Fluor-4-chlor , 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 15 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2-Chlor-4-f luor , 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 16 

15 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2,3-Difluor, R 3 
Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 17 

20 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, L m 2,5-Difluor, R 3 
Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 18 

25 Verbindungen der Formel I , in denen X Chlor, 2 , 3 , 4-Trif luor , R 3 
Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 19 

30 Verbindungen der Formel I , in denen X Chlor, 1^ 2 -Methyl, R 3 Meth- 
oxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung 
jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 20 

35 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2 , 4-Dimethyl, R 3 
Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 21 

40 Verbindungen der Fonnel I, in denen X Chlor, Lm 2-Methyl-4-chlor , 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 22 

45 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2-Fluor-4-methyl , 
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R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 23 

5 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2 , 6 -Dimethyl, R 3 
Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 24 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2 , 4 , 6-Trimethyl, 
R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 25 

15 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2,6-Di- 

f luor-4-cyano, R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und 
R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

20 Tabelle 2 6 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, L m 2,6-Di- 
fluor- 4 -methyl, R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und 
R 2 fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der T.abelle A ent- 
spricht 

25 

Tabelle 27 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, L m 2 , 6-Dif luor-4-me- 
thoxycarbonyl, R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und 
R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
30 spricht 

Tabelle 28 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2-Trif luonne- 
thyl-4-f luor, R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und 
35 R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

Tabelle 29 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2-Trif luorme- 
40 thyl-5-f luor, R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und 
R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 



spricht 



Tabelle 30 

45 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2-Trif luorme- 
thyl-5-chlor, R 3 Methoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und 
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R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

Tabelle 31 

5 Verbindungen der Formel I , in denen X Chlor, 1^ 2-Fluor-6-chlor , 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung " jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 32 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2,6-Difluor, R 3 
Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 33 

15 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2,6-Dichlor, R 3 
Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 34 

20 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2 -Fluor- 6 -methyl, 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 35 

25 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, L m 2, 4 , 6-Trif luor , R 3 
Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 36 

30 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2 , 6-Dif luor-4-me- 
thoxy, R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 37 

35 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Pentafluor, R 3 
Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 38 

40 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2-Methyl-4-f luor , 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 



Tabelle 39 

45 verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2-Trif luormethyl, 
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r3 cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 40 

5 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2-Methoxy-6-f luor , 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 41 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2 -Chlor, R 3 Cyano 
bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung je- 
weils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 42 

15 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2 -Fluor, R 3 Cyano 
bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Verbindung je- 
weils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 43 

20 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 2,4-Difluor, R 3 
Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 44 

25 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2-Fluor-4-chlor , 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 45 

30 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 2-Chlor-4-f luor , 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 46 

35 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2,3-Difluor, R 3 
Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 47 

40 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2,5-Difluor, R 3 
Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 48 

45 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2 , 3 , 4-Trif luor , 



BASF Aktiengesellschaft 20020914 PF 54124 DE 




22 

Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 49 

5 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2 -Methyl, R 3 Cyano 
bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Verbindung je- 
weils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 50 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2, 4 -Dimethyl, R 3 
Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 51 

15 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, L m 2-Methyl-4-chlor, 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 52 

20 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 2 -Fluor-4 -methyl, 
R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 53 

25 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2 , 6-Dimethyl, R 3 
Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Verbin- 
dung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 54 

^ 30 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2 , 4 , 6-Trimethyl, 

r^f^ r3 cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 55 

35 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2,6-Di- 

f luor-4-cyano, R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 
fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 56 

40 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 2,6-Di- 

fluor- 4 -methyl, R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und 
R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

45 Tabelle 57 

verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2 , 6-Dif luor-4-me- 
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thoxycarbonyl, R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 
fiir eine Verbindung jeweils einer zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 58 

5 verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, I* 2-Trif luorme- 
thyl-4-fluor, R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 
fur eine verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 59 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, I*, 2-Trif luorme- 

thyl-5-fluor, R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 
fiir eine Verbindung jeweils einer zeile der Tabelle A entspricht 



Tabelle 60 

15 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2-Trif luorme- 

thy 1-5 -chlor, R 3 Cyano bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 
fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 61 

20 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, L m 2-Fluor-6-chlor , 
R3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 62 

25 Verbindungen der Formel I, in .denen X Chlor, Lm 2,6-Difluor, R 3 
Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 63 

I 30 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2,6-Dichlor, R 

1^^^ Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 64 

35 verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, L* 2-Fluor-6-methyl, 
R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 65 

40 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 2 , 4 , 6-Trif luor , R 
Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 




Tabelle 66 

45 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, L* 2,6-Difluor- 
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• 



thoxy, R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 
fur eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 67 

5 Verbindungen der Formel I , in denen X Chlor, Lm Pentafluor, R 3 Di- 
methylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 68 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2-Methyl-4-f luor , 
R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 69 

15 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 2-Trif luormethyl, 
R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 70 

20 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 2-Methoxy-6-f luor , 
R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 71 

25 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2 -Chlor, R 3 Dime- 
thylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 72 

30 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, L m 2 -Fluor, R 3 Dime- 
thylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 73 

35 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2,4-Difluor, R 3 
Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

T-abelle 74 

40 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, L m 2-Fluor-4-chlor , 
R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 



Tabelle 75 

45 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2-Chlor-4-f luor , 
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r3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur, 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 76 

5 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2,3-Difluor, R 3 
Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 77 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2,5-Difluor, R 3 
Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 7 8 

15 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2 , 3 , 4-Trif luor , R 3 
Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

. Tabelle 79 

20 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2-Methyl, R 3 Dime- 
thylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine Ver- 
bindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 80 

25 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, L m 2 , 4-Dimethyl, R 3 
Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 81 

30 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2-Methyl-4-chlor , 
R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 flir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 82 

35 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2 -Fluor-4 -methyl, 
R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 83 

40 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, L m 2, 6-Dimethyl, R 3 
Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 



Tabelle 84 

45 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2 , 4 , 6-Trimethyl, 
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R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 85 

5 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2,6-Di- 

f luor-4-cyano, R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von 
R 1 und R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

10 Tabelle 86 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2,6-Di- 

fluor-4 -methyl, R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von 

R 1 und R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 

entspricht 

15 

Tabelle 87 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2 , 6-Dif luor-4-me- 
thoxycarbonyl, R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von 
R 1 und R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
20 entspricht 

Tabelle 88 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2-Trif luorme- 
thyl-4-f luor, R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 
25 und R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

Tabelle 89 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2-Trif luorme- 
30 thyl-5-f luor, R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 
und R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

Tabelle 90 

35 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2-Trif luorme- 

thyl-5 -chlor, R 3 Dimethylamino bedeuten und die Kombination von R 1 
und R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht 

40 Tabelle 91 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2-Fluor-6-chlor , 
R 3 Trif luormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 



45 Tabelle 92 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2, 6-Dif luor, R 3 
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Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 93 

5 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2,6-Dichlor, R 3 
Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 94 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2-Fluor-6-methyl, 
R3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 95 

^15 verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, I*, 2 , 4 , 6-Trif luor , R 3 
Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 96 

20 verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, L m 2 , 6-Dif luor-4-me- 
thoxy, R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R* und . 
r2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A ent- 
spricht • 

25 Tabelle 97 

verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, I*, Pentafluor, R 3 
Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

30 Tabelle 98 

Verbindungen der Formel I, in denen X chlor, L m 2-Methyl-4-f luor , 
R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

35 Tabelle 99 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 2-Trif luormethyl, 
R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

40 Tabelle 100 

verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, I»m 2-Methoxy-6-f luor, 
R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R l und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

45 Tabelle 101 . 
Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 2-Chlor, R Trx- 




BASF Aktiengesellschaft 20020914 PF 54124 DE 





28 

f luormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 102 

5 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, I*, 2 -Fluor, R 3 Tri- 
f luormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 103 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2,4-Difluor, R 3 
Tr if luormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 104 

15 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, I*, 2-Fluor-4-chlor, 
R 3 Tr if luormethoxy bedeuten und die Kombination von R* und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 105 

20 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2-Chlor-4-f luor, 
R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

i 

Tabelle 106 

25 verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2,3-Difluor, R 3 
Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 107 

30 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, L m 2 , 5-Dif luor , R 
Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 108 

35 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, I*, 2 , 3, 4 -Tr if luor, R 
Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 109 

40 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, I*, 2 -Methyl, R Tri- 
fluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur eine 
Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 



Tabelle 110 

45 verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2 , 4-Dimethyl, 
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Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir 
eine verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 111 

5 verbindungen der Formel X , in denen X Chlor, I* 2-Methyl-4-chlor , 
R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von Ri und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 112 

10 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, I*, 2 -Fluor-4 -methyl, 
R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fur 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 113 

| 15 verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 2, 6-Dimethyl, R 

Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

Tabelle 114 

20 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 2,4, 6-Trimethyl, 
r3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von R 1 und R 2 fiir 
eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A entspricht 

c 

Tabelle 115 

25 Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, I*, 2,6-Di- 

fluor-4-cyano, R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von 
Ri und R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 

30 Tabelle 116 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, L m 2,6-Di- 
fluor- 4 -methyl, R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination 
von Ri und R 2 fur eine Verbindung jeweils einer zeile der Tabelle 
A entspricht 

35 

Tabelle 117 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, Lm 2 , 6-Dif luor-4-me- 
thoxycarbonyl, R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von 
Ri und R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
40 entspricht 

Tabelle 118 

Verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, L m 2-Trif luorme- 
thyl-4-fluor, R 3 Trifluormethoxy bedeuten und die Kombination von 
45 Ri und R 2 fiir eine Verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 
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Tabelle 119 

verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, 1^ 2-Trif luorme- 
thyl-5-fluor, R 3 Trif luormethoxy bedeuten und die Kombination von 
Ri und R2 fur eine verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
5 entspricht 

Tabelle 120 

verbindungen der Formel I, in denen X Chlor, I*, 2-Trif luorme- 
thyl-5-chlor, R 3 Trif luormethoxy bedeuten und die Kombination von 
10 R 1 und R 2 fur eine verbindung jeweils einer Zeile der Tabelle A 
entspricht 



Tabelle A 



15 




20 




No. 


R 1 


o2 


A-l 


H 


u 
H 


A- 2 


CH 2 CH 3 


ri 


A- 3 


CH 2 CH 3 


CH 3 


A— 4 


CH2CH3 


Cxi2^" 3 


A- 5 


CH2CF3 


ri 


A- 6 


CH 2 CF 3 


Cn 3 


A- 7 


CH2CF3 


UU2^"3 


A- 8 


CH2CCI3 


n 


A- 9 


CH2CCI3 


v-ii 3 


A-10 


CH 2 CC1 3 


v-»rl2^" 3 


A-ll 


CH2CH2CH3 


ti 






CH 3 


A- 13 


CH 2 CH 2 CH 3 


CH 2 CH 3 


A- 14 


CH2CH2CH3 


CH2CH2CH3 


A-15 


CH(CH 3 ) 2 


H 


A-16 


CH(CH 3 )2 


CH 3 


A-17 


CH(CH 3 ) 2 


CH2CH3 


A-18 


(±) CH(CH 3 )-CH 2 CH 3 


H 


A- 19 


(±) CH(CH 3 )-CH 2 CH 3 


1 CH 3 


A-20 


(±) CH(CH 3 )-CH 2 CH 3 


CH 2 CH 3 


A-21 


(S) CH(CH 3 )-CH 2 CH 3 


H 


} A-22 


(S) CH(CH 3 )-CH 2 CH 3 


CH 3 


A-23 


(S) CH(CH 3 )-CH 2 CH 3 


CH2CH3 


A-24 


(R) CH(CH 3 )-CH 2 CH 3 


H 


A-25 


(R) CH(CH 3 )-CH 2 CH 3 


CH 3 


5 A- 2 6 


(R) CH(CH 3 )-CH 2 CH 3 


CH2CH3 


A-27 


{±) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


H 


j A-28 


(±) CHfCH^-CHCCH^ 


CH 3 
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No, 


Rl 


R2 I 


A-29 


(±) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 3 ] 


A-30 


(S) CH(CH3)-CH(CH 3 ) 2 


H J 


A-31 


(S) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


CH 3 | 


A-32 


(S) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 3 J 


A-33 


(R) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


H J 


A-34 


(R) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


CH 3 J . 


A-35 


(R) CH(CH 3 )-CH(CH 3 ) 2 


CH 2 CH 3 | 


A-36 


(±) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


H ] 


A-37 


(±) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


CH 3 J 


A-38 


(±) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


CH 2 CH 3 j 


A-39 


(S) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


H | 


A-40 


(S) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


CH 3 


A-41 


(S) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


CH 2 CH 3 


A-42 


(R) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


H ~J 


A-43 


(R) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


CH 3 j 


A-44 


(R) CH(CH 3 )-C(CH 3 ) 3 


CH 2 CH 3 | 


A-45 


(±) CH(CH 3 )-CF 3 


H ! 


A-46 


(±) CH(CH 3 )-CF 3 


CH 3 j 


A-47 


(±) CH(CH 3 )-CF 3 


CH 2 CH 3 j 


A-48 


(S) CH(CH 3 )-CF 3 


H .j 


A-49 


(S) CH(CH 3 )-CF 3 


CH 3 j 


A-50 


(S) CH(CH 3 )-CF 3 


CH 2 CH 3 | 


A-51 


(R) CH(CH 3 )-CF 3 


H _Ij 


A-52 


(R) CH(CH 3 )-CF 3 


CH 3 ~| 


1 A-53 


(R) CH(CH 3 )-CF 3 


CH 2 CH 3 


A-54 


(±) CH(CH 3 )-CC1 3 


H \ 


A-55 


] (±) CH(CH 3 )-CC1 3 


^ CH 3 J 


A-56 


(±) CH(CH 3 )-CC1 3 


CH 2 CH 3 | 


5 A-57 


(S) CH(CH 3 )-CC1 3 


H 


A-58 


(S) CH(CH 3 )-CC1 3 


CH 3 | 


A-5 9 


! (S) CH(CH 3 )-CC1 3 


CH 2 CH 3 




(R) CH(CH 3 )-CC1 3 


H J 


A-61 


(R) CH(CH 3 )-CC1 3 


ch 3 . 


A-62 


(R) CH(CH 3 )-CC1 3 


r ch 2 ch 3 j 


A-63 


CH 2 CF 2 CF 3 


H j 


A-64 


CH 2 CF 2 CF 3 


CH 3 j 


A-65 


| CH 2 CF 2 CF 3 


CH 2 CH 3 


5 

A-66 


CH 2 (CF 2 ) 2 CF 3 


h 


A-67 


CH 2 (CF 2 ) 2 CF 3 


1 CH 3 j 
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15 




20 



25 



30 




35 



40 



32 



No. 1 


Rl 


R2 


A-68 1 


CH 2 (CF 2 )2CF3 


CE^CHs 


A-69 1 


CH 2 C(CH 3 )=CH 2 


H 


A-70 1 


CH 2 C(CH 3 )=CH 2 


CH 3 


A-71 1 


CH 2 C(CH 3 )=CH 2 


CH 2 CH 3 


A-72 


CH 2 CH=CH 2 


H 


A-73 1 


CH 2 CH=CH 2 


CH 3 


A-74 


CH 2 CH=CH 2 


CH 2 CH 3 


A-75 


CH(CH 3 )CH=CH 2 


H 


A-76 1 


CH(CH 3 )CH=CH 2 


CH 3 


A-77 


CH(CH 3 )CH=CH 2 


CH 2 CH 3 


A-78 


CH(CH 3 )C(CH 3 )=CH 2 


H 


A-79 


CH(CH 3 )C(CH 3 )=CH 2 


CH 3 


A-80 


CH(CH 3 )C(CH 3 )=CH2 


CH 2 CH 3 


A-81 


Cyclopentyl 


H 


A-82 


Cyclopentyl 


CH 3 


A-83 


Cyclopentyl 


CH 2 CH 3 | 


A-84 


Cyclohexyl 


H 


A-85 


i Cyclohexyl 


CH 3 


A-86 


I Cyclohexyl 


CH 2 CH 3 


A-87 


j -(CH 2 ) 2 CH=CHCH 2 - 


A-88 


| -(CH 2 ) 2 C(CH 3 )=CHCH 2 - 


A-89 


-<CH 2 ) 2 CH(CH 3 ) (CH 2 ) 2 - 


A-90 


-(CH 2 ) 2 CHF(CH 2 ) 2 - 


A-91 


j -(CH 2 ) 3 CHFCH 2 - 


A-92 


-(CH 2 ) 2 CH(CF 3 ) (CH 2 ) 2 - 


A-93 


| -(CH 2 ) 2 0(CH 2 ) 2 - 


A-94 


i -(CH 2 ) 2 S(CH 2 ) 2 - 


A-95 


J -(CH 2 )3- 


A-96 


| -(CH 2 ) 4 - 


A-97 


j -CH 2 CH=CHCH 2 - 


A-98 


1 -CH(CH 3 ) (CH 2 ) 3 - 


A-99 


1 -CH 2 CH ( CH 3 ) ( CH 2 ) 2 - 



Die Verbindungen I eignen sich als Fungizide. Sie zeichnen sich 
durch eine hervorragende wirksamkeit gegen ein breites Spektrum 
von pf lanzenpathogenen Pilzen, insbesondere aus der Klasse der 
Ascomyceten, Deuteromyceten , Phycomyceten und Basidiomyceten , 
45 aus. Sie sind zum Teil systemisch wirksam und konnen im Pflanzen- 
schutz als Blatt- und Bodenf ungizide eingesetzt werden. 



BASF Aktiengesellschaft 20020914 PF 54124 DE 





33 

Besondere Bedeutung haben sie flir die Bekampfung einer Vielzahl 
von Pilzen an verschiedenen Kulturpf lanzen wie Weizen, Roggen, 
Gerste, Hafer, Reis, Mais, Gras, Bananen, Baumwolle, Soja, Kaf- 
fee, Zuckerrohr, Wein, Obst- und Zierpf lanzen und Geimisepf lanzen 
5 wie Gurken, Bohnen, Tomaten, Kartoffeln und Kurbisgewachsen,- so- 
wie an den Samen dieser Pf lanzen. 

Speziell eignen sie sich zur Bekampfung folgender Pf lanzenkrank- 
heiten: 

10 • Alternaria-Arten an Gemlise und Obst, 

• Botzytis cinerea (Grauschimmel) an Erdbeeren, Gemuse, Zier- 
pf lanzen und Reben, 

• Cercospora arachidicola an Erdntissen, 

• Erysiphe cichoracearum und Sphaerotheca fuliginea an Kiirbisge- 

15 wachsen, 

• Blumeria gr aminis (echter Mehltau) an Getreide, 

• Fusarium- und Verticillium-Arten an verschiedenen Pf lanzen, 

• Helminthosporium-Arten an Getreide, 

• Mycosphaerella-Kr^en an Bananen und Erdntissen, 

20 • Phytophthora infestans an Kartoffeln und Tomaten, 

• Plasmopara viticola an Reben, 

• Podosphaera leucotricha an Apfeln, 

• Pseudocercosporella herpotrlchoides an Weizen ,und Gerste, 

• Pseudoperonospora -Arten an Hopfen und Gurken, 
25 • Puccinia-Arten an Getreide, 

• Pyricularia oryzae an Reis, 

• Rhizoctonia-Arten an Baumwolle, Reis und Rasen, 

• Septoria nodorum an Weizen, 

• Uncinula necator an Reben, 

30 • tfstilago-Arten an Getreide und Zuckerrohr, sowie 

• Venturia-Arten (Schorf ) an Apfeln und Birnen. 

Die Verbihdungen I eignen sich auBerdem zur Bekampfung von Schad- 
pilzen wie Paecilomyces variotii im Materialschutz (z.B. Holz, 
35 Papier, Dispersionen fur den Anstrich, Fasern bzw. Gewebe) und im 
Vorratsschutz . 

Die Verbindungen I werden angewendet, indem man die Pilze oder 
die vor Pilzbefall zu schutzenden Pf lanzen, Saatgiiter, Mater iali- 
40 en oder den Erdboden mit einer fungizid wirksamen Menge der Wirk- 
stoffe behandelt. Die Anwendung kann sowohl vor als auch nach der 
infektion der Materialien, Pflanzen oder Samen durch die Pilze 
erf olgen. 

45 Die fungiziden Mittel enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 
95, vorzugsweise zwischen 0,5 und 90 Gew.-% Wirkstoff . 
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Die Aufwandmengen liegen bei der Anwendung im Pf lanzenschutz je 
nach Art des gewiinschten Effektes zwischen 0,01 und 2,0 kg Wirk- 
stof f pro ha. 

5 Bei der Saatgutbehandlung werden im allgemeinen Wirkstof fmengen 
von 0,001 bis 0,1 g, vorzugsweise 0,01 bis 0,05 g je Kilogramm 
Saatgut benotigt. 

Bei der Anwendung im Material- bzw. Vorratsschutz richtet sich 
10 die Aufwandmenge an Wirkstof f nach der Art des Einsatzgebietes 
und des gewiinschten- Effekts . ubliche Aufwandmengen sind im 
Materialschutz beispielsweise 0,001 g bis 2 kg, vorzugsweise 
0,005 g bis 1 kg Wirkstof f pro Qubikmeter behandelten Materials. 

15 Die Verbindungen I konnen in die iiblichen Formulierungen iiber- 
fuhrt werden, z.B. Losungen, Emulsionen, Suspensionen, Staube, 
Pulver, Pasten und Granulate. Die Anwendungsf orm richtet sich 
nach dem jeweiligen Verwendungszweck; sie soil in jedem Fall eine 
feine und gleichmaBige Verreilung der erf indungsgemaBen Ver- 

20 bindung gewahr leisten . 

Die Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt, z.B. 
durch Verstrecken des Wirkstoffs mit Losungsmitteln und/oder 
Tragerstof fen, gewunschtenf alls unter Verwendung von Emulgier- 
25 mitteln und Dispergiermitteln, wobei im Falle von Wasser als Ver- 
diinnungsmittel auch andere organische Losungsmittel als Hilfs- 
losungsmittel verwendet werden konnen. Als Hilfsstoffe kommen da- 
fiir im wesentlichen in Betracht: Losungsmittel wie Aromaten (z.B, 
Xylol), chlorierte Aromaten (z.B. Chlorbenzole) , Paraffine (z.B. 
30 Erdolfraktionen) , Alkohole (z.B. Methanol, Butanol) , Ketone (z.B, 
Cyclohexanon) , Amine ( z .B.Ethanolamin, Dimethylf ormamid) und Was- 
ser; Tragerstof fe wie natiirliche Gesteinsmehle (z.B. Kaoline, 
Tonerden, Talkum, Kreide) und synthetische Gesteinsmehle (z.B. 
hochdisperse Kieselsaure, Silikate) ; Emulgiermittel wie nicht- 
35 ionogene und anionische Emulgatoren (z.B. Polyoxyethylen-Fettal- 
kohol-Ether, Alkylsulf onate und Arylsulf onate) und Dispergier- 
mittel wie Lignin-Sulf itablaugen und Methylcellulose- 

Als oberf lachenaktive Stoffe kommen Alkali-, Erdalkali-, Ammoni- 
40 umsalze von Ligninsulf onsaure, Naphthalinsulf onsaure,- Phenolsul- 
fonsaure, Dibutylnaphthalinsulf onsaure, Alkylarylsulf onate, Al- 
kylsulf ate, Alkylsulf onate, Fettalkohol sulfate und Fettsauren so 
wie deren Alkali- und Erdalkalisalze, Salze von sulf atiertem 
Fettalkoholglykolether, Kondensationsprodukte von sulfoniertem 
45 tfaphthalin und Naphthalinderivaten mir Foirmaldehyd, Kondensati- 
onsprodukte des Naphthalins bzw. der Naphtalinsulf onsaure mit 
Phenol und Formaldehyd, Polyoxyethylenoctylphenolether , ethoxy- 
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liertes isooctylphenol , octylphenol, Nonylphenol, Alkylphenol- 
polyglykolether, Tributylphenylpolyglykolether, Alkylarylpoly- 
etheralkohole , Isotridecylalkohol , Fettalkoholethylenoxid-Konden- 
sate, ethoxyliertes Rizinusdl, Polyoxyethylenalkylether, ethoxy- 
5 liertes Polyoxypropylen, Laurylalkoholpolyglykoletheracetal, Sor- 
bitester, Ligninsulf itablaugen und Methylcellulose in Betracht. 

zur Herstellung von direkt verspruhbaren Losungen, Emulsionen, 
Pasten oder Qldispersionen kommen Mineraldlf raktionen von mittle- 

10 rem bis hohem Siedepunkt, wie Kerosin oder Dieseldl, ferner 

Kohlenteerole sowie Ole pflanzlichen oder tierischen Ursprungs, 
aliphatische, cyclische und aromatische Kohlenwasserstof f e, z.B. 
Benzol, Toluol, Xylol, Paraffin, Tetrahydronaphthalin, alkylierte 
Naphthaline oder deren Derivate, Methanol, Ethanol, Propanol, 

15 Butanol, Chloroform, Tetrachlorkohlenstof f , Cyclohexanol, Cyclo- 
hexanon, Chlorbenzol, Isophoron, stark polare Losungsmittel, z.B. 
Dimethylformamid, Dimethylsulf oxid, N-Methylpyrrolidon, Wasser, 
in Betracht. 

20 Pulver-, Streu- und Staubemittel konnen durch Mischen oder ge- 
meinsames Vermahlen der wirksamen Substanzen mit einem festen 
Tragerstoff hergestellt werden. 

i 

Granulate, z.B. Umhiillungs-, Impragnierungs- und Homogengranula- 
25 te, konnen durch Bindung der Wirkstoffe an feste Tragerstoff e 
hergestellt werden. Feste Tragerstoff e sind z.B. Miner alerden , 
wie Kieselgele, Silikate, Talkum, Kaolin, Attaclay, Kalkstein, 
Kalk, Kreide, Bolus, L6J3, Ton, Dolomit, Diatomeenerde, Calcium- 
und Magnesiumsulfat, Magnesiumoxid, gemahlene Kunststoffe, Diinge- 
30 mittel, wie z.B. Ammoniumsulf at , Ammoniumphosphat , Ammonium- 
nitrat, Harnstoffe und pflanzliche Produkte, wie Getreidemehl , 
Baumrinden-, Holz- und NuBschalenmehl, Cellulosepulver und andere 
feste Tragerstoff e. 

35 Die Formulierungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,01 und 95 
Gew.-%, vorzugsweise zwischen 0,1 und 90 Gew.-% des Wirkstoffs. 
Die wirkstoffe werden dabei in einer Reinheit von 90% bis 100%, 
vorzugsweise 95% bis 100% (nach NMR-Spektrum) eingesetzt. 

40 Beispiele fur Formulierungen sind: 

I. 5 Gew.-Teile einer erf indungsgemafien Verbindung werden mit 
95 Gew.-Teilen feinteiligem Kaolin innig vermischt. Man er- 
halt auf diese Weise ein Staubemittel, das 5 Gew.-% des 
45 wirkstoffs enthalt. 
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II. 30 Gew. -Telle einer erf indungsgernaBen Verbindung werden mit 
einer Mischung aus 92 Gew.-Teilen pulverf Srmigem Kiesel- 
sauregel und8 Gew.-Teilen ParaffinSl, das auf die Oberflache 
dieses Kieselsauregels gespriiht wurde, innig vermischt. Man 

5 erhalt auf diese Weise eine Aufbereitung des Wirkstoffs mit 

guter Haf tf ahigkeit (Wirkstof f gehalt 23 Gew.-%). 

III. 10 Gew.-Teile einer erf indungsgernaBen Verbindung werden in 
einer Mischung gelost, die aus 90 Gew.-Teilen Xylol, 6 Gew.- 

10 Teilen des Anlagerungsproduktes von 8 bis 10 Mol Ethylenoxid 

an IMol 6lsaure-N-monoethanolamid, 2 Gew.-Teilen Calciumsalz 
der Dodecylbenzolsulfonsaure und 2 Gew.-Teilen des Anlage- 
rungsproduktes von 40 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Ricinusol be- 
steht (Wirkstof f gehalt 9 Gew.-%). 

fe 15 . 

^^^k iv. 20 Gew.-Teile einer erf indungsgernaBen Verbindung werden xn 
einer Mischung gelSst, die aus 60 Gew.-Teilen Cyclohexanon, 
30 Gew.-Teilen isobutanol, 5 Gew.-Teilen des Anlagerungspro- 
duktes von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol isooctylphenol und 
20 5Gew. -Teilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol Ethylenoxid 

an 1 Mol Ricinusol besteht (Wirkstof f gehalt 16 Gew.-%). 

V. 80 Gew.-Teile einer erf indungsgernaBen Verbindung werden mit 
3 Gew.-Teilen des Natriumsalzes der Diisobutylnaphthalin-al- 
25 pha-sulfonsaure, 10 Gew.-Teilen des Natriumsalzes einer 

Ligninsulfonsaure aus einer Sulf it-Ablauge und 7 Gew.-Teilen 
pulverformigem Kieselsauregel gut vermischt und in einer 
Hammermuhle vermahlen (Wirkstof f gehalt 80 Gew.-%). 

30 VI. Man vermischt 90 Gew.-Teile einer erf indungsgernaBen Ver- 
bindung mit 10 Gew.-Teilen H-Methyl-a-pyrrolidon und erhalt 
eine Losung, die zur Anwendung in Form kleinster Tropfen ge- 
eignet ist (Wirkstof f gehalt 90 Gew.-%). 

35 VII. 20 Gew.-Teile einer erf indungsgernaBen Verbindung werden in 
einer Mischung gelost, die aus 40 Gew.-Teilen Cyclohexanon, 
30Gew. -Teilen Isobutanol, 20 Gew.-Teilen des Anlagerungspro- 
duktes von 7 Mol Ethylenoxid an 1 Mol Isooctylphenol und 10 
Gew.-Teilen des Anlagerungsproduktes von 40 Mol Ethylenoxid 
40 an 1 Mol Ricinusol besteht. Durch EingieBen und feines Ver- 

teilen der Losung in 100 000 Gew.-Teilen Wasser erhalt man 
eine waBrige Dispersion, die 0,02 Gew.-% des Wirkstoffs ent- 
halt. 

45 VIII. 20 Gew.-Teile einer erf indungsgernaBen Verbindung werden mit 
3 Gew.-Teilen des Natriumsalzes der Diisobutylnaphthalin-a- 
sulfonsaure, 17 Gew.-Teilen des Natriumsalzes einer Lignin- 
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sulfonsaure aus einer Sulf it-Ablauge und 60 Gew.-Teilen pul- 
verfdrmigem Kieselsauregel gut vermischt und in einer Ham- 
mermuhle vermahlen. Durch feines Verteilen der Mischung in 
20000 Gew.-Teilen Wasser erhalt man eine Spritzbruhe, die 
5 0,1 Gew.-% des Wirkstoffs enthalt. 

Die Wirkstoffe konnen als solche, in Form ihrer Formulierungen 
Oder den daraus bereiteten Anwendungsf ormen, z.B. in Form von di- 
rekt verspruhbaren Losungen, Pulvern, Suspensionen oder Disper- 

10 sionen, Emulsionen, Oldispersionen, Pasten, Staubemitteln, Streu- 
mitteln, Granulaten durch Verspriihen, Vernebeln, Verstauben, Ver- 
streuen oder Giefien angewendet werden. Die Anwendungsf ormen rich- 
ten sich ganz nach den Verwendungs zwecken ; sie sollten in jedem 
Fall moglichst die feinste Verteilung der erf indungsgemaJ3en Wirk- 

15 stoffe gewahrleisten . 

Wafirige Anwendungsf ormen konnen aus Emulsionskonzentraten, Pasten 
oder netzbaren Pulvern (Spritzpulver , Oldispersionen) durch Zu- 
satz von Wasser bereitet werden- Zur Herstellung von Emulsionen, 

20 Pasten oder Oldispersionen konnen die Substanzen als solche oder 
in einem 01 oder Ldsungsmittel gelost, mittels Netz-, Haft-, 
Dispergier- oder Emulgiermitttel in Wasser homogenisiert werden. 
Es konnen aber auch aus wirksamer Substanz Netz-,, Haft-, 
Dispergier- oder Emulgiermittel und eventuell Ldsungsmittel oder 

25 01 bestehende Konzentrate hergestellt werden, die zur Verdiinnung 
mit Wasser geeignet sind. 

Die wirkstoffkonzentrationen in den anwendungsf ertigen Zu- 
bereitungen konnen in gr6J3eren Bereichen variiert werden. Im all- 
30 gemeinen liegen sie zwischen 0,0001 und 10%, vorzugsweise zwi- 
schen 0,01 und 1%. 

Die Wirkstoffe konnen auch mit gutem Erfolg im ultra-Low-Volume- 
Verfahren (ULV) verwendet werden,' wobei es moglich ist, Formulie- 
35 rungen mit mehr als 95 Gew.-% Wirkstoff oder sogar den Wirkstoff 
ohne Zusatze auszubringen. 

Zu den wirkstoffen kdnnen Ole verschiedenen Typs, Herbizide, Fun- 
gizide, andere Schadlingsbekampfungsmittel, Bakterizide, gegebe- 
40 nenf alls auch erst unmittelbar vor der Anwendung (Tankmix) , zuge- 
setzt werden. Diese Mittel konnen zu den erf indungsgemaflen Mit- 
teln im Gewichtsverhaltnis 1:10 bis 10:1 zugemischt werden. 

Die erf indungsgemaflen Mittel konnen in der Anwendungsf orm als 
45 Fungizide auch zusammen mit anderen Wirkstoffen vorliegen, der 
z.B. mit Herbiziden, Insektiziden, wachstumsregulatoren, Fungizi- 
denoder auch mit Dungemitteln. Beim Vermischen der verbindungen 
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I bzw. der sie enthaltenden Mittel in der Anwendungsform als Fun- 
gizide mit anderen Fungiziden erhalt man in vielen Fallen eine 
VergrdBerung des fungiziden wirkungsspektrums . 

5 Die folgende Liste von Fungiziden, mit denen die erf indungsgema- 
fien Verbindungen gemeinsam angewendet werden konnen, soli die 
Korabinationsmoglichkeiten erlautern, nicht aber einschranken : 
r Schwefel, Dithiocarbamate und deren Derivate, wie Ferridime- 
tfcyldithiocarbamat, zinkdimethyldithiocarbamat , Zinkethylenbis- 
10 dithiocarbamat, Manganethylenbisdithiocarbamat, Mangan-Zink- 

ethylendiamin-bis -dithiocarbamat, Tetramethylthiuramdisulf ide, 
Ammoniak-Komplex von Zink- (N,N-ethylen-bis-dithiocarbamat ) , Am- 
moniak-Komplex von zink-(N,N'-propylen-bis-dithiocarbamat) , 
Zink-(N,N'-propylenbis-dithiocaxbamat) , N,N'-Polypropylen- 
15 bis-(thiocarbamoyl)disulfid; 

• Kitroderivate, wie Dinitro-(l-methylheptyl)-phenylcrotonat, 
2-sec-Butyl-4 , 6-dinitrophenyl-3 , 3-dimethylacrylat , 2-sec-Bu- 
tyl-4 , 6-dinitrophenyl-isopropylcarbonat, 5-Nitro-isophthal- 
saure-di-isopropy lester ; 
20 • heterocyclische Substanzen, wie 2-Heptadecyl-2-imidazolin-ace- 
tat, 2-Chlor-N-(4 ' -chlor-biphenyl-2-yl) -nicotinamid, 2,4-Dich- 
lor-6-{o-chloranilino) -s-triazin, O , o-Diethyl-phthalimidophosp- 
honothioat, 5-Amino-l-[bis-(dimethylamino) -phqsphinyl] -3-phe^ 
nyl-1,2,4- triazol, 2 , 3-Dicyano-l , 4-dithioanthrachinon, 
25 2-Thio-l, 3-dithiolo[4 , 5-b]chinoxalin, 1- (Butylcarbamoyl) -2-ben- 
zimidazol-carbaminsauremethy lester, 2-Methoxycarbonylamino-ben- 
zimidazol, 2-(Furyl-(2))-benzimidazol, 2-(Thiazolyl-(4) )-benzi- 
midazol , N- ( 1 , 1 , 2 , 2-Tetrachlorethylthio ) -tetrahydrophthalimid, 
N-Tr ichlormethy lthio-tetr ahydrophthalimid , N-Trichlormethy lt- 

30 hio-phthalimid, 

• N-Dichlorf luormethylthio-N' ,N' -dimethyl-N-phenyl-schwef elsaure- 
diamid, 5-Ethoxy-3-trichlormethyl-l,2 , 3-thiadiazol, 2-Rhodanme- 
thylthiobenzthiazol, l,4-Dichlor-2,5-dimethoxybenzol, 
4-(2-Chlorphenylhydrazono)-3-methyl-5-isoxazolon, Pyridin-2- 
35 thio-l-oxid, 8-Hydroxychinolin bzw. dessen Kupfersalz, 2,3-Di- 
hydro-5-carboxanilido-6-methyl-l , 4-oxathiin, 2 , 3-Dihydro-5-car 
boxanilido-6-methyl-l , 4-oxathiin-4 , 4-dioxid, 2-Methyl-5 , 6-dihy 
dro-4H-pyran-3-carbonsaure-anilid, 2-Methyl-furan-3-carbonsau- 
reanilid, 2 ,5-Dimethyl-furan-3-carbonsaureanilid, 2,4,5-Trime- 
40 thyl-f uran-3-carbonsaureanilid, 2 , 5-Dimethyl-f uran-3-carbonsau 
recyclohexylamid , N-Cyclohexy l-N-methoxy-2 , 5-dimethyl-f u- 
ran-3-carbonsaureamid, 2-Methyl-benzoesaure-anilid, 2-lod-ben- 
zoesaure-anilid, N-Formyl-N-morpholin-2 , 2 , 2-trichlorethylace- 
tal, Piperazin-1 , 4-diylbis-l- (2,2, 2-trichlorethyl) -f ormamid, 
45 i_(3 / 4-Dichloranilino)-l-formylamino-2,2,2-trichlorethan, 

2 , 6-Dimethyl-N-tridecyl-morpholin bzw. dessen Salze, 2,6-Dime- 
thyl-N-cyclododecyl-morpholin bzw. dessen Salze, N-[ 3- (p-tert . 
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Butylphenyl)-2-methylpropyl]-cis-2,6-dimethyl-morpholin, 
N _ 1 3_ ( p_tert . -Butylphenyl) -2-methylpropyl ] -piperidin, 8-tert . - 
Butyl- 1 , 4 -dioxaspiro [4.5] decan-2-ylmethyl ( ethyl ) ( propyl) amin , 
1- [ 2- ( 2 , 4-Dichlorphenyl ) -4-ethyl-l , 3-dioxolan-2-yl- 
5 ethyl]-lH-l,2,4-triazol, 1- [2- (2, 4-Dichlorphenyl) -4-n-pro- 
pyl-1 , 3-dioxolan-2-yl-ethyl ] -1H-1 , 2 , 4-tr iazol , N- ( n-Pro- 
pyl ) -N- ( 2 , 4 , 6-trichlorphenoxyethyl ) -N ' -imidazol-yl-harnstof f , 
1- ( 4-Chlorphenoxy ) -3 , 3 -dimethyl- 1- ( 1H-1 , 2 , 4-triazol-l-yl ) -2-bu- 
tanon, 1- ( 4-Chlorphenoxy ) -3 , 3 -dimethyl- 1- ( 1H-1 , 2 , 4-tria- 
10 zol-l-yl) -2-butanol, ( 2RS, 3RS ) -1- [3- ( 2-Chlorphenyl) -2- ( 4-fluor- 
phenyl ) -oxiran-2-ylmethyl ] -1H-1 , 2 , 4-triazol , 

(RS ) -2- 1 2 - ( 1-Chlorcyclopropyl ) -3- ( 2-chorphenyl ) -2-hydroxypro- 
py 1 ] -2 , 4 -dihydro- 1,2,4 -triazol-3 -thion , a- ( 4 -Chlorphe- 
nyl) -a- ( 1-cyclopropylethyl) -1H-1 , 2 , 4-triazol-l-ethanol, 
15 a- ( 2-Chlorphenyl ) -a- ( 4-chlorphenyl ) -5-pyrimidin-methanol , 5-Bu- 
tyl-2-dimethylamino-4-hydroxy-6-methyl-pyrimidin, Bis-(p-chlor- 
phenyl ) -3-pyridinmethanol , 1 , 2-Bis- ( 3-ethoxycarbonyl-2-thio- 
ureido) -benzol, 1, 2-Bis- { 3-methoxycarbonyl-2-thioureido) -ben- 
zol, 

20 • Strobilurine wie Methyl-E-methoxyimino-[a-(o-tolyloxy)-o-to- 
lyl ] acetat , Methyl -E-2 -{2- [ 6- ( 2 -cyanophenoxy ) -pyrimidin-4- 
yloxy]-phenyl}-3-methoxyacrylat, Methyl-E-methoxyimino-[cc- 
( 2 -phenoxyphenyl ) ] -acetamid , Methyl-E-methoxy imino- [ a- ( 2 , 5 -di- 
methylphenoxy ) -o-tolyl] -acetamid, Methyl-E-2-{2- [ 2-trif luorme- 

25 thylpyridyl-6- ]oxymethyl ] -phenyl} 3 -methoxyacrylat , (E , E) -Metho- 
ximino-{2- [ 1- ( 3-trif luormethylphenyl ) -ethylidenaminooxyme- 
thyl]-phenyl}-essigsauremethylester, Methyl-N- ( 2 -{[ l-( 4-chlor- 
phenyl )-lH-pyrazol-3-yl]oxymethyl} -phenyl ) N-methoxy-carbamat , 

• Anilinopyrimidine wie N-(4,6-Dimethylpyrimidin-2-yl)-anilin, 
30 N -[4-Methyl-6-(l-propinyl)-pyrimidin-2-yl]-anilin, N-[4-Me- 

thyl-6-cyclopropyl-pyr imidin-2-yl ] -anilin , 

• phenylpyrrole wie 4-(2 / 2-Dif luor-1 , 3-benzodioxol-4-yl) -pyr- 

rol-3 -c'arbonitril , 

• zimtsaureamide wie 3- ( 4-Chlorphenyl)-3-(3 , 4-dimethoxyphe- 
35 nyl)-acrylsauremorpholid und 3- ( 4-Fluorphenyl) -3- ( 3 , 4-dimetho- 

xyphenyl ) -aery lsauremorpholid, 

• sowie verschiedene Fungizide, wie Dodecy lguanidinacetat , 
1- ( 3-Brom-6-methoxy-2-methyl-phenyl ) -1- ( 2 , 3 , 4-trimethoxy-6-me- 
thyl-phenyl)-methanon, -3-[3-(3,5-Dimethyl-2-oxycyclohexyl)-2- 

40 hydroxyethylj-glutarimid, Hexachlorbenzol, DL-Methyl-N-(2,6-di- 
methyl-phenyl ) -N-f uroyl ( 2 ) -alaninat , DL-N- ( 2 , 6-Dimethy 1-phe- 
nyl) -N- ( 2 ' -methoxyacetyl) -alanin-methyl-ester , N- ( 2 , 6-Dimethyl- 
phenyl) -N-chloracetyl-D,L-2-aminobutyrolacton / DL-N- ( 2 , 6-Dime- 
thy iphenyl)-N-(phenylacetyl)-alaninmethylester, 5-Methyl-5-vx- 
45 nyl-3- ( 3 , 5-dichlorphenyl ) -2 , 4-dioxo-l , 3-oxazolidin, 3- ( 3 , 5-Di- 
chlorphenyl ) -5-methyl-5-methoxymethyl-l , 3-oxazolidin- 2 , 4-dion, 
3- ( 3 , 5-Dichlorphenyl) -1-isopropylcarbamoylhydantoin, N- ( 3 , 5-Di- 
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chlorphenyl ) -1 , 2-dimethylcyclopropan-l , 2-dicarbonsaureimid, 
2-Cyano- [N- (ethylaminocarbo-nyl ) -2-methoximino] -acetamid, 
1- [ 2 - ( 2 , 4-Dichlorphenyl ) -pen-tyl ] -1H-1 , 2 , 4-triazol , 2 , 4-Di- 
f luor-a- ( 1H-1 , 2 , 4-triazolyl-l-methyl ) -benzhydrylalkohol , 
5 N- ( 3-Chlor-2 , 6-dinitro-4-trif luormethyl -phenyl ) -5-trif luorme- 
thyl-3-chlor-2-aminopyridin, l-( (bis-(4-Fluorphenyl)-methylsi- 
lyl) -methyl )-lH-l, 2, 4-triazol, 5-Chlor-2-cyano-4-p-tolyl-imida- 
zol-l-sulf onsauredimethylamid, 3 , 5-Dichlor-N- ( 3-chlor-l-ethyl- 
l-methyl-2-oxo-propyl) -4-methyl-benzamid, lsopropyl-2-me- 
10 thyl-1- [ ( 1-p-tolylethyl) carbamoyl ] - ( S) -propylcarbamat, 

t {S) _1_{[ ( ir)_i_( 6-Fluor-l,3-benzothiazol-2-yl) ethyl] carb- 
amoyl} -2 -methylpropyl Jcarbaminsaure , 6-Iod-2-propoxy-3-propyl- 
chinazolin-4 (3H)-on. 



40 
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2-Substituierte Triazolopyrimidiner Verfahren zu ihrer Herstel- 
lung und ihre verwendung zur Bekampfung von Schadpilzen sowie sie 
enthaltende Mittel 

5 

Zusammenfassung 

2-Substituierte Triazolopyrimidine der Formel I, 

10 



N 

R 3 




L 



15 in die Substituenten folgende Bedeutung haben: 

L Halogen, Cyano, Nitro, Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Halogenal- 

kyl, Halogenalkenyl, Alkoxy, Alkenyloxy, Alkinyloxy, Halo- 
genalkoxy, -C(=0)-A oder S(=0) n A'; 



20 



A und A' gemaB der Beschreibung definiert sind; 

n 0, 1 Oder 2; m 0 oder 1, 2, 3, 4 oder 5 bedeuten; 




X Halogen, Cyano, Alkyl, Halogenalkyl , Alkoxy oder Halogenal- 

25 koxy; 

Ri,R2 wasserstoff, Alkyl, Halogenalkyl, cycloalkyl, Halogencyclo- 
alkyl, Alkenyl, Alkadienyl, Halogenalkenyl, Cycloalkenyl, 
Alkinyl, Halogenalkinyl oder Cycloalkinyl, Phenyl, Naph- 
30 thyl, Oder ein fiinf- bis zehngliedriger gesattigter, parti- 

ell ungesattigter oder aromatischer Heterocyclus, enthal- 
tend ein bis vier Heteroatome aus der Gruppe 0, N oder S, 
Ri und R2 konnen auch zusammen mit dem Stickstof f atom, an 
das sie gebunden sind, einen fiinf- oder sechsgliedrigen 
35 Ring bilden, der durch ein Atom aus der Gruppe 0, N und S 

unterbrochen sein, 

wobei R 1 und/oder R 2 gemaii der Beschreibung substituiert 
sein konnen; und 

40 

r3 Cyano, Hydroxy, Alkoxy, Alkenyloxy, Halogenalkoxy , Halogen- 
alkenyloxy oder NR 1 R 2 ; 

Verfahren und Zwischenprodukte zur Herstellung dieser 
45 verbindungen, sie enthaltende Mittel sowie ihre Verwendung zur 
Bekampfung von pf lanzenpathogenen Schadpilzen. 



